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Abstract of EP0154190 

2(1H)-'Pyridones of the formula (I) in which R<1> and R<3> to R<6> have the meaning indicated in Claim 
1 . and the corresponding lactim esters and salts have positive inotropic effects. 
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Patentanspriiche 
(ypyridone der allgemeinen Formel I 




worm 

.1 



R H, A Oder Benzyl, 

R H, CN, CONHg, COOH, COOA, COOCH2CgH5 Oder NH,. 

R H, A, A2N-CH=CH-, Ar-alkyl, 

OH, OA, SA, SO-A, SO2-A Oder Nr'^R®, 
R H, R^-CHR^°-C0-, A2N-CH=CR^°-C0-, Ar, Py, 

unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach durch 
R und/oder R"*"^ substituiertes Thiazolyl , 
Imidazolyl, Pyrazolyl, Isoxazolyl oder 
Imidazopyridyl , 
R H, A, COOA Oder zusammen mit R-'-^ eine -CH2CH2- 

oder -CH=CH-Gruppe , 
A Alkyl , 

Ar Phenyl oder ein- bis dreifach durch A, OA, 

F, CI, Br, J, CF3, OH, NO2, NH2, ANH, A2N, 
CN, COMHj, COOH, COOA, CH2COOH, CH2COOA, SA, 
SO-A, SO2A, Phosphonomethyl, Alkylphosphono- 
methyl, Dialkylphosphonomethyl, AO-alkyl, 
AS-alkyl, Ar', Ar'O, Ar'-thioalkyl oder 
Hydroxyalkyl substituiertes Phenyl, 
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Ar' Phenyl oder Fluorphenyl, 

2-, 3- Oder 4-Pyridyl oder einfach durch A, OA, 
F, CI, Br, J, NO2, CN, CONH2, N-Oxido- 
saiierstoff oder Pyridyl substituiertes 2-, 3- 
oder 4-PyridyI, 



r7 



H, A, Alkenyl, Hydroxyalkyl , Dihydroxyalkyl , 

I ^> ^> ^) 4 



AO-alkyl, AT, Py, R-^ V^N-alkyl , Ar-alkyl, 
Ar-hydroxyalkyl , Indanyl, Py-alkyl, l-R^*-pi- 

peridyl oder 2-(4-Methyl-5-imidazolylniethyl- 
10 thio)-ethyl, 

R H, A, Hydroxyalkyl, Ar, Ar-alkyl, H-CO-, A-CO-, 

Ar-CO-, Py-CO-, Ar-alkyl-CO-, COOA oder 
CONHA, 

R und R^ zusammen auch A2N-CH= oder eine Alkylengruppe 

roit 3 bis 5 C-Atomen, die durch -O- oder 
-NR - unterbrochen und/oder ein- oder mehr- 
fach durch Carbonylsauerstoff , a, Ar-alkyl, 
COOH, COOA Oder ArCH20C0- substituiert sein 
kann, 

9 

JO R H, H-CO-, AO-CO-, A-CO-, Cl, Br, OH, OA, 

A-COO-, CF3COO-, A-SO2-O-, Ar-S02-0-, SCN, 

2-Iinidazolyithio, 2-Benziinidazolylthio,. 
Ar-CO-, Py-CO, Furoyl oder Thenoyl, 
R H, A Oder zusammen mit R^ eine -CH2CH2- oder 

5 -CH=CH-Gruppe, 



r1i 



H, A, Alkenyl, H2N-C0-, H2N-CO-CH2-, AOOC-CH2-, 
CN, CN-CH2-, Ar-alkyl, AOOC-Ar-alkenyl , 
Py, Pyrimidyl, f, ci, Br, J, oh, SH, OA, SA, 
SO-A, SO2-A, NR^R^ Oder 2-Oxo-l, 2-dihydro- 
0 4- ( A-co) -5 -A-pyridyl , 
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- 3 - 

12 13 

R und R jeweils A, Ar-alkyl, A-CO-, Ar-CO- 

oder Ar-alkyl-CO- oder zusammen eine Alkylen- 

gruppe mit 4 oder 5 C-AtomeU/ die durch --O^ 
15 

Oder -NR - unterbrochen und/oder ein- oder 
mehrfach durch Carbonylsauerstof f ^ A, Ar-alkyl, 
COOH, COOA Oder Ar-CH^O-CO- substituiert sein 
kann, 

R^' H, Formyl, COOA oder Benzyl, 

15 

R H, A, Hydroxyalkyl , Dihydroxyalkyl, A2N-alkyl, 

A-CO-, Ar, Thienyl, Ar-alkyl, R-'-^R^'^N-CO-CH^-r 
Ar-CO-, Furoyl, Thenoyl^ H2N-CO-, ANH-CO-, 
ArNH-CO- Oder A-COO-alkyl 

bedeuten , 

worin die Alkyl- und Alkenylgruppen jeweils bis zu 
15 6 C-Atome besitzen, 

worin ferner 

3 6 

(a) nur zwei der Reste R bis R H bedeuten konnen, 

5 A 

(b) R nur dann H sein kann, wenn gleichzeitig R 

7 8 

Ar-alkyl oder NR R bedeutet, 
5 

20 (c) R nur dann Ar, Py, unsubstituiertes Thiazolyl, 

unsubstituiertes Imidazolyl, unsubstituiertes 
Pyrazolyl oder unsubstituiertes Isoxazolyl sein 
kann, wenn gleichzeitig R^ A, A^N-CH^CH-, 
Ar-alkyl, OH, OA, SO-A, SO^-A oder NR^R^ und/ 

25 Oder R COOA bedeuten. 
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5 

(d) R nur dann oder A-CH^-CO- sein kann, 

4 

wenn gleichzeitig R A2N-CH==CH-, Ar-alkyl, OH, 
OA, SO-A, SOj-A Oder NR^R® und/oder R^ COOA 
bedeuten , 

5 6 

(e) R und R zusainmen nur dann -COCH^CH^CH^- 

sein kannen, wenn gleichzeitig R CN, COOH, 
COOA, COOCH2CgH5 oder und/oder R^ A, 

A^N-CH=CH^, Ar-alkyl, OH, OA, SO-A, SO^-A 

7 8 ^ 
Oder NR R bedeuten, 

sowie die entsprechenden Lactimester und die Salze 
der Verbindungen der Forrael I. 

2 . a) 3-Cyan-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5- 

dion ; 

b ) 3 -Cy an-5 -bromacety 1 - 6 -methyl - 2 -py r idon ; 

c ) 3 -Cyan- 5 - ch lorace ty 1- 6 -me thy 1 - 2 -py r idon ; 

d) . 3-Cyan-5- (2-brompropiohyl)-6-methyl-2- 

pyridon; 

e) 3-Cyan-5- (2-chlprpropionyl) -6-methyl-2- 
pyr idon ; 

f ) 3-Cyan-5-bromacetyl-6-ethyl-2-pyridon; 

' g) 3-Cyan-5-chlor!acetyl-6-ethyl-2-pyridon; 

h) 3-Cyan-6-brom-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chino- 
lin-2,5-dion; 
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i) 3-Cyan-6-chlor-l ,2,5,6,7 , 8-hexahydro-chino- 
lin-2,5-dion; 

j ) 3-Cyan-5-/2- (3-pyridyl) -4-thiazolyl7-6- 
methyl-2-pyridon; 

5 k) 3-Cyan-5- (2-p-diethylphosphonomethylphenyl- 

4-thia2olyl) -6-methyl-2-pyridon; 

1) 3-Cyan-5- (2-p-methoxyanilino-4-thia2olyl) - 
6-iaethyl-2-pyridon; 

m) 3-Cyan-5- (2-N-ethyl-formaiaido-4-thia2olyl) - 
10 6-methyl-2-pyridon; 

n) 3-Cyan-5-(2-N-benzyl-acetamido-4-thia- 
zolyl) -6-methyl-2-pyridon; 

o) 3--Cyan-5- (2-N-ethyl-propionamido-4-thia- 
zolyl) -6-methyl-2-pyridon; . 

15 p) 3-Cyan-5- (2-acetamido-4-methyl-5-thiazo- 

lyl) -6-methyl-2-pyridon; 

q) 3-Cyan-5- (8-carbamoyl-iinidazo_/l , 2-a7pyri- 
din-2-yl) -6 -methyl- 2-pyridpn; 

r) 2-Diinethylamino-8-cyan-6 , 7-dihydro-thia- 
20 zo/4,5-f7chinolin-7-on; 

s) 3-Cyan-5- (2-diinethylaxninomethylenamino-4- 
thiazolyl) -6-inethyl-2-pyridon. 



3. 
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Verfaliren zur Herstellung von Pyridonen der 
Formel I nach Anspruch 1 sowie ihrer Lactim- 
ester und der Saureadditionssalze der basi- 
schen unter diesen Verbindungen, dadurch ge- 
kennzeichnet, da£ man 

i 

3.1 eine Dicarbonylverbindung der Formel II 

R^CO-CHR^-CO-R* II 



worm 

R , R und R die in Anspruch 1 ange- 



gebenen Bedeutungen haben 



Oder eines ihrer reaktionsfahigen Derivate 
mit einer Verbindung der Formel III 

R^^-CHg-R^ III 

worin 

\ ^ ^ NHCO- Oder CN bedeutet und 

R und R die in Anspruch 1 angegebenen 

Bedeutungen haben 
umsetzt, Oder daB man 

3.2 ein Amid der Formel IV 

I 

R^-CH2-CR*=CR^-eONH2 IV 

worin 

3 4 5 
R / R und R die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
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Oder eines seiner reaktionsfahigen Derivate mit 
einer Verbindung der Formel V 



X"CR^ (OA) 2 



worxn 



X AO Oder A2N bedeuten und 

und A die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
xunsetzt^ oder daB man 



ein Keton der Formel VI 



R^-CO-CHj-R^ VI 



worin 
5 6 

R und R die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
Oder eines seiner reaktionsfahigen Derivate 
mit einem Nitril der Formel VII 



Z=C=C(CN)-R^^ VII 



worin 

2 (AS) 2 Oder (H,Y) und 

Y HO, AO, A-CO-0-, Ar-S02'-0-, A^N oder 



H2N-CO-NH- 



bedeuten und 

1 6 

A, Ar und R die in Anspruch 1 bzw. 

oben angegebenen Bedeutungen 
haben 

umsetzt, und/oder daB man 



3A06329 



3.4 



- 8 - 

ein Keton der Formel I (R^ = R-'-°-CH--CO-) 



3.4.1 zu einem Haloketon der Formel I (R^ = Cl-CHR-'-^-co- 

oder Br-CHR^°-C0-) halogeniert oder 

3.4.2 mit einem Ester der Formel R-^^-GOOA (worin R"^^, 

H, AO, A, Ar, Py, Furyl oder Thienyl bedeutet) 

zu^einer Dicarbonylverbindung der Foimel I 

(R = R^''-C0-CHR^°-C0-) kondensiert, und/oder 
daB man 

3.5 ein Haloketon der Formel I (R^ = ci-CHR"'"^-co- 

oder Br-CHR-'-^-co-) 

3.5.1 mit einer Verbindung der Formel R^'^^-H (worin R-^^ 

OH, OA, A-COO- Oder SCN bedeutet) oder einem 
ihrer reaktionsfahigen Derivate zu einer Verbin- 
dung der Formel I (r^ = R^^-CHR^°-CO-) umsetzt 
Oder 

3 •5.2 mit einem Thioamid der Formel R-'-''--CS-NH2 oder 

einem seiner reaktionsfahigen Derivate zu einem 
Thiazolderivat der Formel I (R^ = unsubstituier- 
tes Oder ein- oder mehrfach durch R"^^ und/oder 
R substituiertes Thiazolyl) umsetzt oder 

3. 5. 3 mit einer Verbindung der Formel R*'*^ -SM (vforin 

R 2-Imidazolinylthio oder 2-Benzimida2olyl- 
thio bedeutet) oder einem ihrer reaktionsfahi- 
gen Derivate zu einer Verbindung der Formel I 
(R^ = R-'-^-CHR-'-^-co-.) umsetzt oder 
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3.5.4 mit einem Guanidin der Formel H^N-C(=1IH)-Nr\® 

(worxn R und R die in Anspruch 1 angegebenen 
Bedeutungen haben) oder einem seiner reak- 
tionsfahigen Derivate zu einer Verbindung der 
Formel I (R^ = 2-NR'^R®-4-imidazolyl) umsetzt 
Oder 

3.5.5 mit einem 2-Aminopyridinderivat der Formel VI 1 1 



r11 

' VIII 



worin 

10 R die in Anspruch 1 angegebene Bedeutiing hat 

zu^einem Imidazopyridinderivat der Formel I 
(R = imsubstituiertes oder ein- oder mehr- 
fach durch R-'-° imd/oder substituiertes 
Imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) 

15 umsetzt, oder daB man 

3.6 eine Verbindung der Formel I (R^ - HO-CHR^^-CO- ) 

mit einer Verbindung der Formel R^^-H (worin 

20 

R CF3-COO-, A-SO2-O- Oder Ar-S02-0- 

bedeutet) oder einem ihrer reaktionsfahigen Deri- 
20 vate zu einer Verbindung der Formel I (R^ = 

R^^-CHR-'-^-CO-) umsetzt, oder daB man 



PAT r.oa in /it iaoiazl 



• « to • 



15 



20 



3406329 



- 10 - 



3.7 eine 1,3-Dicarbonylverbindung der Formel I 

(R^ = R-'-'^-CO-CHR-'-^-CO-) 

3*7.1 mit einem Hydrazinderivat der Formel I 

11 

R -NH-NHg zu einem Pyrazolderivat der Formel I 
5 (R = unsubstituiertes Oder ein- oder mehrfach 

durch R-*-^ und/oder R-"-^ substituiertes Pyrazo- 
lyl) Oder 

3.1.2 mat Hydroxylamin zu einem Isoxazolderivat der 

Formel I (R^ = unsubstituiertes oder ein- oder 
10 mehrfach durch R*"-^ und/oder R-'--'- substituiertes 

Isoxazolyl) umsetzt, oder daB man 

3.8 eine Carbonylverbindung der Formel I (R^ = 

R^^-CHR^^-CO-, r21 = cl, Br/ A-COO-/ CF3COO-, 
A-S02-0-oder Ar-S02r-0-) mit einem Amidinderivat 
der Formel R-^"^-C(=NH)-NH2 zu einem Imidazolde- 
rivat der Formel I (R^ = unsubstituiertes oder 
ein- Oder mehrfach durch R*^^ und/oder R"^-^ substi 
tuiertes Imidazolyl) 



umsetzt. 



und/oder dafi man in einer Verbindung der For- 
mel I einen oder mehrere der Reste R'^^R^^R^^R^ 
und/oder R^ in andere Reste R-^^R-^^r^^r^ xind/oder 



R umwandelt, indem man 
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3 .9 eine primare oder sekundare Atninogruppe alky- 

liert, benzyliert oder acyliert 
imd/oder 



eine CN-Giruppe zu einer COIIH2- einer COOH- 

Gruppe Oder eine Carbamoyl- oder COOA-Gruppe zu 
einer COOH-Gruppe oder einen Lactimester zum 
freien Pyridon und/oder eine Dialkylphosphono- 
Gruppe zu einer Alkylphosphono- oder zu einer 
Phosphono-Gruppe oder eine Alkylphosphono-Gruppe 
2u einer Phosphono-Gruppe und/oder eine Thio- 
ethergruppe zu einer OH-Gruppe imd/oder eine 
N-Acyl -Gruppe zu einer MH-Gruppe hydrolysiert 
und/oder 

3.11 eine Thioethergruppe mit Ammoniak oder einem 
^5 Amin der Formel HNR^R^ in eine NR^R^-Gruppe 

xmwandelt und/oder 

3.12 eine Thioethergruppe mit einem Alkohol oder 

einem seiner reaktionsfahigen Derivate in eine 
AO-Gruppe umwandelt und/oder 



eine COOH-Gruppe decarboxyliert 
und/oder 



3.14 eine -CH-CH-Gruppe zu einer -C=C-Gruppe dehy- 

driert und/oder 
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3.15 eine Thioethergruppe zu einer Sulfoxid- oder 

zu einer Sulfongruppe oxydiert und/oder 

3.16 eine COOH- oder PhosphonsSure-Gruppe verestert 

und/oder 



eine N-Oxid-Gruppe zur entsprechenden tertiSren 
Aminogruppe reduziert und/oder 



3.18 zwei H-Atome durch Kondensation mit einem Amid- 

acetal der Formel A^N-CH (OA) durch die Gruppe 
A2N-eH= ersetzt und/oder 



eine Verbindung der Formel I (R^ = 2-R^^-5-H-4- 
thiazolyl, = CH^) mit einem Ameisensaurederivat 
zu einer Verbindung der Formel I (R^ o 2-R^^-5- 
R -4-thiazolyl, R^ und R^° zusammen = -CH=CH-) 
umsetzt und/oder. 

3-20 zwei H-Atoine durch Kondensation mit einem Alde- 

hyd durch die Gruppe Ar-CH= ersetzt und/oder 



eine Carbamoylgruppe durch Behandeln mit Halogen 
und einer starken Base in eine Aminogruppe um- 
wandelt und/oder 

daB man eine Base der Formel I durch Behandeln mit einer 
saure in eines ihrer SSureadditionssalze UberfOhrt. 
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4. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zu- 
bereitungen, dadurch gekennzeichnet, daB man eine 
Verbindung der Fofmel I und/pder einen entsprechen- 
den Lactimester und/oder eines ihrer physiologisch 
imbedenklichen Salze zusammen mit mindestens einem 
festen, fliissigen oder halbflussigen Trager- 

Oder Hilfsstoff und gegebenenfalls in Kombination 
mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoff (en) 
in eine geeignete Dosiemngsform bringt. 

5. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch 
einen Gehalt an mindestens einer Verbindung der 
Formel I und/oder einen entsprechenden Lactimester 
und/oder einem ihrer physiologisch imbedenklichen 
Salze. 

6. Verbindungen der allgemeinen Formel I nach Patent- 
anspruch .1 zur Bekampfung von Krankheiten. ^ 

7. Verwendung von Verbindungen der allgemeinen For- 
mel I bei der Bekampfung von Krankheiten, insbe- 
sondere Herzinsuffizienz Und/oder Bluthochdruck . 
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Darmstadt 
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Pyridone 

Die Erfindung betrifft neue 2 (IH) -Pyridone, vor- und nach- 

stehend kurz als "2-Pyridone" bezeichnet, der allgemeinen 
Formel I 



worin 

r3 



A 
Ar 



Ar' 

Py 



,10 



eine -CHgCH,- 



H, A Oder Benzyl, 

H, CN, CONH2, COOCH2CgH5 oder mU. 

H, A, A2N-CH=CH-, Ar-alkyl, 

OH, OA, SA, SO-A, SOj-A Oder Nr'^R^, 

H, R^-CHR^°-CO-, A2N-CH=CR^°-C0-, Ar, Py, 

unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach durch 
R tmd/oder R"'--'- substituiertes Thiazolyl, 
Imidazolyl, Pyrazolyl, Isoxazolyl oder 
Imidazopyridyl , 

H, A, COOA Oder zusammen mit. R 
Oder -CH=CH-Gruppe, 
Alkyl , 

Phenyl oder ein- bis dreifach durch A, OA, 

F, CI, Br, J, CF3, OH, NO2, NH2, ANH, A2N, 
CN, CONHg, COOH, COOA, CH2COOH, CH2C00A,SA, 

SO-A, SO2A, Phosphonomethyl , Alkylphosphono- 
methyl, Dialkylphosphonomethyl , AO- alkyl, 
AS-alkyl, Ar', Ar»0, Ar ' -thioalkyl oder 
Hydroxyalkyl substituiertes Phenyl, 
Phenyl oder Fluorphenyl, 

2-, 3- Oder 4-Pyridyl oder einfach durch A, OA, 
F, CI, Br, J, NO2, CN, CONH2, N-Oxido- 
sauerstoff oder Pyridyl substituiertes 2-, 3- 
oder 4-Pyridyl, 

H, A, Alkenyl, Hydroxyalkyl, Dihydroxyalkyl , 

AO-alkyl, Ar, Py, R-^^R^^N-alkyl , Ar-alkyl, 

Ar-hydroxyalkyl , Indanyl, Py-alkyl, l-R^*-pi- 

peridyl oder 2-(4-Methyl-5-imidazolylmethyl- 
thio ) -ethyl , 
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r9 



8 

R H, A, Hydroxyalkyi, Ar, Ar-alkyl, H-CO-, A-CO- 

Ar-CO-, Py-CO-, Ar-alkyl-CO-, COOA oder 
CONHA, 

7 3 

R und R zusammen auch A2N-CH= oder eine Alkylengruppe 

mit 3 bis 5 C-Atomen, die durch -0- oder 
15 

-NR - unterbrochen und/oder ein- oder mehr- 
fach durch Carbonylsauerstoff , A, Ar-alkyl, 
COOH, COOA Oder ArCH20C0- substituiert sein 
kann, 

H, H-CO-, AO-CO-, A-CO-, CI, Br, OH, OA, 
A-COO-, CF3COO-, A-SO2-O-, Ar-S02-0-, SCN, 
2-Iinidazolylthio, 2-Benziniidazolylthio , 
Ar-CO-, Py-CO, Furoyl oder Thenoyl, 
R H, A Oder zusammen mit R^ eine -CH2CH2- oder 

-CH=CH-Gruppe , 

R'^''' H, A, Alkenyl, H2N-CO-, H2N-CO-CH2-, AOOC- * 

CH2-/ CN, CN-CHg-, Ar, . Ar-alkyl, AOOC-Ar- 
alkenyl, Fy, Pyrimidyl, F, Cl, Br, J, OH,. SH, 
OA, SA, SO-A, SOg-A, NR^R^ Oder 2-Oxo-l,2- 
dihydro-4- ( A-CO ) -5-A-pyridyl , 
und R-"-^ jeweils H, A, Ar-alkyl, H-CO-, A-CO-, Ar-CO- 
oder Ar-alkyl-CO- oder zusammen eine Alkylen- 
gruppe mit 4 Oder 5 C-Atomen, die durch -O- 

15 

Oder -NR - unterbrochen und/oder ein- oder 
' mehrfach durch Carbonylsauerstoff , A, Ar-alkyi, 
COOH, COOA Oder Ar-CHgO-CO- substituiert sein 
kann, 

14 

R H, Formyl, COOA oder Benzyl, 

15 

R H, A, Hydroxyalkyi, Dihydroxyalkyl , A2N-alkyl, 

A-CO-, Ar, Thienyl, Ar-alkyl, R"''^R"''^N-C0-CH2-, 
Ar-CO-, Furoyl, Thenoyl, H2N-CO-, ANH-CO-, 
ArNH-CO- Oder A-COO-alkyl 

bedeuten. 
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worin die Alkyl- und Alkenylgruppen jeweils bis vx 
6 C-Atome besitzen, 

worin ferner v 

(a) nur zwei der Reste bis R^ H bedeuten konnen, 

5 

(b) R nur dann H sein kann, wenn gleichzeitig R* 

Ar-alkyl oder NR^R^ bedeutet, 

(c) R nur dann Ar, Py, unsubstituiertes Thiazolyl, 

unsubstituiertes Imidazolyl, unsubstituiertes 
Pyrazolyl oder unsubstituiertes Isoxazolyl sein 
kann, wenn gleiclizeitig R* a, K^-ca={3SL-, 
Ar-alkyl, OH, OA, SO-A, SO2-A oder NR^R^ und/ 
Oder R° COOA bedeuten, 

(d) R nur dann CH3-CO- oder A-CHg-CX)- sein kann, 

wenn gleichzeitig r'* A2N-CH=CH^, Ar-all^l, OH, 
OA, SO-A, SO2-A Oder NR^R^ und/oder R^ COOA 

bedeuten, 

5 6 

(e) R und R zusammen nur dann -COCH2CH2CH2- 

sein konnen, wenn gleichzeitig R^ CN, COOH, 
COOA, COOCH2CgH5 Oder NH2 und/oder R^ A, 

A2N-CH=CH^, Ar-alkyl, OH, OA, SO-A, SO,-A 

7 8 2 

Oder NR R bedeuten, 

sowie die entsprechenden Lactimester und die Salze 
der Verbindxmgen der Fonnel I. 

Die Verbindungen der Fonnel I, in denen R*'' H bedeutet, 
konnen auch in tautomeren Fonnen, z.B. in Form der 
tautomeren Lactime (2-Hydroxypyridine) der Fonnel I' 
vorliegen. Die Erfindung erstreckt sich auch auf alle 
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tautdmeren Formen der Verbindungen sowie auch auf 
die entsprechenden Lactimester (2-Hydroxypyridinester) 
der Formel IX 




I' .IX 



worin R eine Acylgruppe bedeutet, vorzugsweise H-CO-, 

A- CO-, Ar-CO-, Py-CO-, Ar-alkyl-CO-, COOA, 
CONHA, A-SO^- Oder Ar-SO,. 

Xhnliche Verbindungen sind bekannt aus: 

EP-OS 0074091; EP-OS 0089022; 

DE-OS 26 46 469; DE-OS 31 06 460; 

US-PS 4264609; US-PS 4312875; US-PS 4313951; 

Chem.Abstr. 80, 133202r (1974); 83, 193029n; 

83, 206076b; 

J . Chem . Soc . Perkin Trans . I 1978(6) 549-553, 
554-558, 857-862. 
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Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbin- 
dungen mit wertvollen Eigenschaften aufzufinden, ins- 
besondere splche, die zur Herstellung von Arzneimitteln 
verwendet werden konnen. Diese Aufgabe wurde durch die 
Bereitstellung der Verbindungen der Formel I, ihrer 
Lactimester und ihrer Salze gelost. 

Es wurde gefiinden, daB diese Verbindungen bei guter 
Vertraglichkeit wertvolle pharmakologische Eigenschaf- 
ten besitzen. Insbesondere zeigen sie eine Wirkung auf 
den Blutdruck, die Herzkraft (positiv inotrope Wirk- 
samkeit) und eine Ulcus-Wirkung. Die Blutdruck- und 
Herzwirkung kann z.B. an narkotisierten oder wachen 
Hunden, Katzen, Affen oder Minischweinen, die positiv 
inotrope wirkung auch an isolierten Herzpraparationen 
(z.B. Vorhof, Papillarmuskel oder perfundiertes Ganz- 
herz) von Ratte, Meerschweinchen oder Katze ermittelt 
werden, z.B. nach Methoden, wie sie in der 
DE-OS 26 46 469 oder in Arzneimittelforschung, 
Band 31 (I) Nr. la (1981), Seiten 141 bis 170, 
beschrieben sind. 

Die Verbindungen konnen daher als Arzneimittelwirk- 
stoffe in der Human- und Veterinarmedizin verwendet 
werden. Femer konnen sie als Zwischenprodukte zur 
Herstellxmg weiterer Arzneimittelwirkstof f e verwen- 
det werden. 

Gegenstand der Erfindung sind Verbindungen der Formel I, 
ihre Lactimester und ilire Salze. 
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In den genannten Resten ist A eine vorzugsweise un- 
verzweigte Alkylgruppe, die vorzugsweise 1-4, ins- 
besondere 1, 2 oder 3 C-Atome hat und bevorzugt fiir 
Methyl, femer bevorzugt fiir Ethyl, Propyl, Isopropyl, 
Butyl, Isobutyl, sek. -Butyl, tert. -Butyl, Pentyl, 
Isopentyl ( 3 -Methylbutyl ) , Hexyl oder Isohexyl 
(4-Methylpentyl) steht, femer auch z.B. fur 
1- Oder 2-Methylbutyl, l,i-, 1,2- oder 2,2-Di- 
methylpropyl (Neopentyl), 1-Ethylpropyl, 1-, 2- 
oder 3-Methylpentyl, 1- oder 2-Ethylbutyl , 1,1-, 
1,2-, 1,3-, 2,2-, 2,3- Oder 3,3-Diinethylbutyl, 
1-Methyl-l-ethylpropyl, l-Ethyl-2rinethylpropyl, 
1,1,2- Oder 1,2,2-Trimethylpropyl. 

Dementsprechend ist A-CO- vorzugsweise Acetyl oder 
Propionyl, weiterhin bevorzugt Butyryl, Ispbutyryl, 
Valeryl, Capronyl oder Heptanoyl. COOA ist bevor- 
zugt Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl . A2N-CH=CH- 
ist bevorzugt 2 -Dimethyl aminovinyl oder 2-rDiethyl- 
aminovinyl. OA ist bevorzugt Methoxy oder Ethoxy. 
SA ist bevorzugt Methyl thio oder Ethyl thio. 
SO-A ist bevorzugt Methylsulfinyl oder Ethyl- 
sulfinyl. SO2-A ist bevorzugt Me thylsulfonyl oder 
Ethylsulfonyl. AgN-C-CR-'-^-CO- ist bevorzugt 
(CH3)2N-C=CR^°-CO- oder (C2H5)2N-C=CR^°-CO-. 
ANH ist bevorzugt Methylamino oder Ethylamino. 
A2N ist bevorzugt Dimethylamino oder Diethyl amino . 
AO-alkyl ist bevorzugt Methoxymethyl, Ethoxymethyl , 
2-Methoxyethyl oder 2-Ethoxyethyl. AS-alkyl ist 
bevorzugt Methyl thiomethyl , Ethyl thiomethyl, 

2- Methylthioethyl oder 2-Ethylthioethyl . Hydroxy- 
alkyl ist bevorzugt 2-Hydroxyethyl, femer auch 
Hydroxymethyl , 1-Hydroxyethyl, 1-, 2- oder 

3- Hydroxypropyl . Dihydroxyalkyl ist bevorzugt 
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2,3-Dihydroxypropyl, CONHA ist bevorzugt N-Methyl- 
oder N-Ethylcarbamoyl . A-COO- ist bevorzugt Acetoxy 
Oder Propiohoxy. A-SOj-O- ist bevorzugt Methan- 
oder Ethansulfonyloxy. A2N-CH= ist bevorzugt 
(CH3)2N-CH=/ femer auch bevor(C2H5)2N-CH=. 
A2N-alkyl ist bevorzugt 2 -Dimethyl aminoethyl, 
2-Diethylaininoethyl, 2- oder 3-Diinethylamino- 
propyl, 2- Oder 3-Diethylaminopropyl. ANH-CO- ist be- 
vorzugt N-Methyl-carbamoyl oder N-Ethyl-carbamoyl. 

Alkenyl ist vorzugsweise unverzweigt, hat insbeson- 
dere 2-4, bevorzugt 3 C-Atome und steht bevorzugt 
fiir Allyl, femer fiir Vinyl, 1-Propen-l-yl, Butenyl 
wie 1-Buten-l-yl, 2-Buten-l-yl, 3-Buten-l-yl, Pente- 
nyl wie 1-Penten-l-yl, 2-Penten-l-yi, 3-Penten-l-yl . 
Die Alkenyl gruppen konnen aber auch verzweigt sein; 
Beispiele dafiir sind l-Methyl-2-prQpen-l-yl, 1-Methyl- 
2-buten-l-yl, 2-Methyl-3-buten-l-yl, l,l-Dimethyl-2- 
propen-l-yl . 

Ar ist bevorzugt Phenyl oder einfach substituiertes 
Phenyl, insbesondere o-, m- oder p-Tolyl, o-, m- oder 
p-Ethylphenyl , o-, m- oder p-Propylphenyl , o-, m- 
oder p-Isopropylphenyl, o-, m- oder p-Butylphenyl , 
0-, m- Oder p-Isobutylphenyl, o-, m- oder p-Hexyl- 
phenyl, o-, m- oder p-Methoxyphenyl , o-, m- oder 
p-Ethoxyphenyl , o-, m- oder p-Propoxyphenyl , o-, 
m- Oder p-Isopropoxyphenyl, o-, m- oder p-Butoxy- 
phenyl, o-, m- oder p-Isobutoxyphenyl, o-, m- oder 
p-Hexoxyphenyl , o-, m- oder p-Fluorphenyl , o-, m- oder 
p-Chlorphenyl , o-, m- oder p-Bromphenyl , o-, m- oder 
p-Jodphenyl, o-, m-. oder p-Trifluormethylphenyl, o-, 
m- Oder p-Hydroxyphenyl , o-, m- oder p-Nitrophenyl , 
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m- Oder p-Aminophenyl , o-, m- oder p-Methyl amino- 
phenyl, 0-, m- Oder p-Ethylaminophenyl, o-/ m- oder 
p«Dimethylaminophenyl, o-, m- oder p-Methylethylamino- 
phenyl, o-, m- oder p-Diethylaminophenyl, o-, m- oder 
p-cyanphenyi , o-, m- oder p-Carbamoylphenyl, o-, m- 
Oder p-Carboxyphenyl, o-, m- oder p-Methoxycarbonyl- 
phenyl, o-, m- oder prEthoxycarbonphenyl, o-, m- oder 
p-Carboxymethylphenyl , o-, m- oder p-Methoxycarbonyl- 
methylphenyl , o-, m- oder p-Ethoxycarbonylmethylphenyl , 
0-, m- Oder p-Methylthiophenyl, o-, m- oder p-Ethyl- 
thiophenyl, o-, m- oder p-Methylsulfinylphenyl, o-, m- 
oder p-Ethylsulfinylphenyl, o-, m- oder p-Methylsul- 
fonylphenyl, o-, m- oder p-Ethylsulfonylphenyl, o-, m- 
oder p-Phosphonomethylphenyl , o^, m- oder p-Methyl- 
phosphonomethylphenyl, o-, m- oder p-Ethylphosphono- 
methylphenyl , o-, m- oder p -Dime thy Iphosphonome thy 1- 
phenyl, o-, m- oder p-Diethylphosphonomethylphenyl, o-, 

Oder p-Methoxymethylphenyl , o-, m- oder p-(2- 
MethoxyethyDphenyl, o-,. m- oder p^Methylthiomethyl- 
phenyl, o-, m- oder p-Ca-Methylthioethyl) -phenyl, 2-, 
3- Oder 4-Biphenylyl, 2'-, 3*- oder 4 ' -Fluor-4-bi- 
phenylyl, o-, m- oder p-Phenoxyphenyl , o-, m- oder 
p-(p-Fluorphenoxy) -phenyl, o-, m- oder p-Phenylthio- 
methylphenyl , o-, m- oder p-Hydroxymethylphenyl, o-, 
m- Oder p-(2-Hydroxyethyl) -phenyl. 

Ar kann auch eine zweifach, ferner eine dreifach sub- 
stituierte Phenyl gruppe sein, worin die Substituenten 
gleich oder voneinander verschieden sein konnen, z. B. 
2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- oder 3,5-Dimethylphenyl, 
2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- oder 3,5-Dimethoxyphenyl, 

2.3- , 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- oder 3, 5-Dihydroxyphenyl, 

3 . 4- Diaminophenyl , 3 -Me thoxy-4-hydroxyphenyl , 3 -Hydroxy- . 
4-methoxyphenyl , 3-Nitro-4-hydroxyphenyl, 3-Amino-4- 
hydroxyphenyl , 3,4, 5-Trimethoxyphenyl . 
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Besonders bevorzugte ^este Ar sind Phenyl, 6-, m- und 
P-Methoxyphenyl, 2,4- und 3 , 4-Diniethoxyphenyl . Dement- 
sprechend ist Ar-alkyl bevorzugt Benzyl, o-, m- oder p- 
Methoxybenzyl, 2,4- oder 3 , 4-Dimethoxybenzyl , 2-Phenyl- 
ethyl, 2-(o-, 2-(fli- Oder 2-(p-Methoxyphenyl)-ethyl, 2- 
(2,4- Oder 2-(3,4-Dimethoxyphenyl)-ethyl, tmd Ar-CO-ist 
bevorzugt Benzoyl, o-, m- oder p-Methoxybenzoyl , 2,4- 
oder 3,4-Diinethoxybenzoyl. Ar-SO^-O- ist bevorzugt' 
Benzol- Oder p-Toluolsulfonyloxy. Ar-hydroxyalkyl ist 
bevorzugt of-Hydroxybenzyl, 1- oder 2 -Hydroxy-2 -phenyl - 
ethyl, ot-Hydroxy-p-methoxybenzyl oder 1- oder 2-Hydroxy- 

2- p-inethoxyphenylethyl, Ar-alkyl-co ist bevorzugt Phe- 
nylacetyl, 3-Phenylpropionyl, p-Methoxyphenylacetyl oder 

3- p-Methoxyphenylpropionyl. ArCH20C0- ist bevorzugt 
Benzyloxycarbonyl oder p-Methoxybenzyloxycarbonyl . Ar- 
NH-CO- ist bevorzugt N-Phenylcarbamoyl oder N-p-Methoxy- 
phenyl-carbamoyl . 

Py steht vo'rzugsweise fur 4-Pyridyl, femer bevorzugt fur 

2- Oder 3-Pyridyl, weiterhin fiir 3-, 4-, 5- oder 6- 
Methyl-2-pyridyl , 2-, 4-, 5- oder 6-Methyl-3-pyridyl, 2- 
oder 3-Methyl-4-pyridyl, 2- oder 3-Ethyl-4-pyridyl, 3-, 

4- 5- Oder 6-Methoxy-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Meth- 
oxy-3-pyridyl, 2- oder 3-Methoxy-4-pyridyl, 2- oder 3- 
Ethoxy-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- oder 6-Fluor-2-pyridyl, 2-, 
4-, 5- Oder 6-Fluor-3-pyridyl, 2- oder 3-Fluor-4-pyridyl, 

3- , 4-, 5- Oder 6-Chlor-2-pyridyl , 2-, 4-, 5- oder 6- 
Chlor-3-pyridyl, 2- oder 3-Chlor-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- 
oder 6-Brom-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Brom-3-pyridyl, 
2- Oder 3-Broin-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- oder 6-Jod-2-pyridyl, 

2- , 4-, 5- Oder 6-Jod-3-pyridyl, 2- oder 3-Jod-4-pyridyl, 

3- , 4-, 5- Oder 6-Nitro-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6- 
Nitro-3-pyridyl, 2- oder 3-Nitro-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- 
oder 6-Cyan-2-pyridyl,. 2-, 4-, 5- oder 6-Cyan-3-pyridyl. 
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2- oder 3-Cyan-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- oder 6-Carbainoyl-2- 
pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Carbamoyl-3-pyridyl, 2- oder 

3- Carbainoyl-4-pyridyl, 3-, 4-, 5- oder 6-Carboxy-2- 
pyridyl, 2r, 4-, 5- oder 6-Carboxy-3-pyridyl; 2- oder 

3- Carboxy-4-pyrldyl, N-Oxido-2-> -3- oder -4-pyridyl , 3 - , 

4- , 5- Oder 6-(2-Pyridyl)-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6- 
(2-Pyridyl)-3-pyridyl, 2- oder 3- (2-Pyridyl) -4-pyridyl, 
3-, 4-, 5- Oder 6-(3-Pyridyl)-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 
6-(3-Pyridyl)-3-pyridyl, 2- oder 3- (3-Pyridyl) -4-pyridyl, 
3-, 4-, 5- Oder 6-(4-Pyridyl)-2-pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 
6-(4-Pyridyl)-3-pyridyl, 2- oder 3-(4-Pyridyl)-4-pyridyl. 

Dementsprechend ist Py-alkyl vorzugsweise 2-, 3- oder 4- 
Pyridylmethyl, 2-(2-, 2-(3- oder 2-(4-Pyridyl)-ethyl, und 
Py-CO- ist bevorzugt Picolinoyl, Nicotinoyl oder Iso- 
nicotinoyl . 

Thiazolyl ist bevorzugt 4-Thiazolyl, insbesondere 2-R'^^-4- 
thiazolyl oder 2-R''-^-5-R''^°-4-thiazolyl, aber auch 2-Thia- 
zolyl Oder 5-Thiazolyl, insbesondere 2-R"^'''-4-R^°-5-thia- 
zolyl . 

Inidazolyl ist bevorzugt 4(5)-linidazolyl, insbesondere 

2- R-^-'--4 ( 5 ) -imidazolyl . 

Pyraaolyl ist bevorzugt 3-Pyrazolyl, insbesondere l-R''"^- 

3- pyrazolyl, l-R-''-'--5-R-'-°-3-pyrazolyl oder 2-R-'-°-5-R^^-3- . 
pyrazolyl, oder 5-Pyrazolyl, insbesondere l-R-'^^-3-R-''-''-5- 
pyrazolyl, 3 -R"'--'-- 5 -pyrazolyl, l-R-'--'--3-R-'-°-5-pyrazolyl, 

4- R-''°-5-pyrazolyl, l-R-^-'--4-R^°-pyrazolyl, 3-R-'--'--4-R-'-°-5- 
pyrazolyl oder l,3-Di-R^-'--4-R-''°-5-pyrazolyl. 

Imidazopyridyl ist bevorzugt Iiaidazo{l,2-a]pyridyl, ins- 
besondere 2-IinidazoI 1 / 2-aJpyridyl . 
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Indanyl ist bevorzugt 1- oder 2-Indanyl. l-R^*-piperidyl 
ist bevorzugt 4-Piperidyl, l-Forinyl-4-piperidyl, 1-Meth- 
oxycarbonyl-4-piperidyl, l-Ethoxycarbonyl-4-piperidyl 
Oder l-Benzyl-4-piperidyl. Furoyl ist bevorzugt 2-Furoyl, 
aber auch 3-Furoyl. Thenoyl ist bevorzugt 2-Thenoyl, aber 
auch 3-Thenoyl, Pyrlmidyl ist bevorzugt 2-Pyriinidyl , aber 
auch 4- Oder S-Pyrimidyl . 2-Oxo-l,2-dihydro-4-(A-CO)-5-A- 
pyridyl ist bevorzugt 2-Oxo-l,2-dihydro-4-acetyl-5-methyl- 
pyridyl. Tliienyl ist bevorzugt 2-Thienyl, aber auch 
3-Thienyl. 

Im einzelnen bedeutet vorzugsweise H, in zweiter Linie 
Methyl, Ethyl oder Benzyl. 

2 • 

R ist vorzugsweise Ar-CO-. 

3 . 

^st vorzugsweise CN, ferner bevorzugt CONH, oder nh , 
weiterhin bevorzugt H oder COOH. 

4 

R ist vorzugsweise H, ferner bevorzugt OA ( insbesondere 
Methoxy), SA (insbesondere Methyl thio), NrV, vor allem 
NH2, NA2 (insbesondere Dimethylamino ) , NH-alkyl-Ar 
{insbesondere 2-Phenylethylamino, 2-p-Methoxyphenyl- 
ethylamino, 2-(3,4-Dimethoxyphenyl)-ethylamino] oder 
(CH3)2N-CH=CH-, weiterhin bevorzugt A (insbesondere 
Methyl), Ar-alkyl (insbesondere Benzyl oder p-Methoxy- 
benzyl), OH, SO-A (insbesondere SO-CH3), ^^2'^ 
besondere SO2-CH3) oder 2 -Hydroxyethyl amino. 



R ist vorzugsweise R^-CHR^O-, unsubstituiertes oder ein- 
oder mehrfach durch R^^ und/oder R^^ substituiertes Thia- 
zolyl, unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach durch R^° 
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und/oder R""-^ substituiertes Imidazolyl, unsubstituiertes 
Oder ein- Oder mehrfach durch und/oder R"^"'- substi- 
tuiertes Imidazopyridyl , femer bevorzugt xinsubstituier- 
tes Oder ein- oder melirfach durch R-'-^ und/oder R"^-"- sub- 
5 stituiertes Pyrazolyi oder unsubstituiertes oder ein- 
oder mehrfach durch R-'^^ und/oder R^^ substituiertes 
Isoxazolyl, weiterhin - unter den in Anspruch l angege- 
benen Bedingungen - auch bevorzugt H, Ar oder Py- 

6 • 

R ist vorzugsweise A, insbesondere CH3, femer bevorzugt 
3 zusananen mit R^° eine -CH2CH2- oder -CH=CH-Gruppe , wei- 
. terhin bevorzugt H. 

7 • . 

R 1st vorzugsweise H, A (insbesondere Methyl, Ethyl, 

Propyl, Isopropyl), AO-alkyl (insbesondere 2-Methoxy- 
ethyl), Ar (insbesondere Phenyl, o-, m- oder p-Methoxy- 
phenyl, o-, m- oder p-Hydrpxyphenyl, o-, m- oder p- 
Methylsulf inylphenyl ) , Py (insbesondere 3-, femer 2- . 
Oder 4-Pyridyl), R^^R^^N-alkyl (insbesondere 2-Dimethyl- 
aminoethyl, 2-Diethylaininoethyl oder 2-Morpholinoethyl), 
Ar-alkyl [insbesondere Benzyl, o-, m- oder p-Methoxy- 
benzyl, 2-Phenylethyl , 2-p-Methoxyphenylethyl, 2-(3,4- 
Dimethoxyphenyl) -ethyl], Indanyl, Py-alkyl [insbesondere 
2-(2-Pyridyl)-ethyl, 2-(3-Pyridyl)-ethyl oder 2-(4-Pyri- 
dyl)-ethylj oder 1-R-^^-piperidyl (insbesondere 1-Benzyl- 
4-piperidyl ) , femer bevorzugt Alkenyl (insbesondere 
Allyl), Hydroxyalkyl (insbesondere 2-Hydroxyethyl) oder 
Oder Dihydroxyalkyl (insbesondere 2,3-Dihydroxypropyl) . 

R ist vorzugsweise fl, A (insbesondere Methyl, Ethyl, 
Propyl, Isopropyl oder Butyl), Ar (insbesondere Phenyl 
Oder 0-, m- oder p-Methoxyphenyl ) , Ar-alkyl (insbeson- 
dere Benzyl, o-, m- oder p-Methoxybenzyl oder 2-0-, 2-m- 
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Oder 2-p-Methoxyphenylethyl), H-CO-, A-CO- (insbesondere 
Acetyl, Propionyl oder Butyryl), Ar-CO- (insbesondere 
Benzoyl oder p-Methoxybenzoyl ) , Py-CO- (insbesondere 
Nicotinoyl oder Isonicotinoyl) oder Ar-alkyl-CO- (insbe- 
sondere Phenylacetyl oder p-Methoxyphenylacetyl ) , ferner 
bevorzugt CONHA (insbesondere N-Methylcarbamoyl ) . 

7 Q 

R und R zusammen sind bevorzugt (CH3)2N-CH= oder eine 
Alkylengruppe rait 3 bis 5, insbesondere 4 oder 5 C-Atomen. 
die bevorzugt wie angegeben unterbrochen und/oder substi- 
tuiert sein kann und im einzelnen vorzugsweise -(CH ) 
-(CHj)^-, -(CH2)5-, -(CH2)2-CH(CH3)-(CH2)2-, -(CH,),-0-' 
(CH2)2- Oder -(CH2)2-Nr15-(CH2)2- bedeutet. 

7 8 

R und R zusammen bilden also mit dem N-Atom, an das sie 
gebunden sind, vorzugsweise einen Pyrrolidin-, Piperidin-, 
Morpholin- oder einen in 4-Stellung durch R^^ substiuier-' 
ten Piperazinring, der (sonst) bevorzugt unsubstituiert 
ist Oder bevorzugt durch Carbonylsauerstoff substituiert 
sein kann . 

Besonders bevorzugte Gruppen NR^R^ sind NA-CO-H und NA-COA 
(N-Alkyl-alkanoylamido, z.B. N-Methyl-formamido, N-Ethyl- 
formamidp, N-Ethyl-acetamido, N-Isopropyl-propionamido) 
und N-(Ar-alkyl)-C0-H und N<Ar-alkyl)-COA (N-Aralkyl-alka- 
noylamido, z.B. N-Benzyl-formamido, N-Benzyl-acetamido, 
N-p-Methoxybenzyl-f ormamido , N-p-Methoxybenzyl-acetamido ) 
sowie R ^R-^^N-alkyl-N-CO-H und R^2Rl3jj_^j^j^y^_j^_^Q^ 

Dialkylaminoalkyl-alkanoylamido, z.B. N-2-Diethylamino- , 
ethyl-acetamido) . 

I 

10 ■ 

R ist vorzugsweise H, ferner vorzugsweise zusammen mit 
R eine -CH2CH2- oder -CH=CH-Gruppe . 
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ist vorzugsweise H, A (insbesondere Methyl), H2N-C0-, 
Ar (insbesondere Phenyl, o-, m- oder p-Methoxyphenyl , 

m- Oder p-Hydroxyphenyl , p-, oder p-Nitrophenyl , 
0-, m- Oder p-Diethylphosphonomethylphenyl, 2 ^ 4-Dimethoxy- 
phenyl), Py (insbesondere 2-, 3- oder 4-Pyridyl, 4- 
Methyl-3-pyridyl), Cl oder NR^R^ (insbesondere die oben 
angegebenen Gruppen, z.B. NHg** ^^HA wie Methylamino, Iso- 
propylamino; (CH3)2N-CH=N-; NH-Ar wie p-Methoxyanilino; 
NAg wie Dimethyl amino, Diisopropylamino; NA-CO-H wie N- 
Methylformamido, N-Ethyl-formamido; NA-COA wie N-Ethyl- 
propionamido; N(Ar-alkyl)-COA wie N-p-Methoxybenzyl- 
acetamido) . 

Falls in einer Verbindung der Formel I mehrere Substitu- 
enten R^^ enthalten sind, so konnen sie gleich oder von- 
einander verschieden sein, 

12 

R ist vorzugsweise H, A (insbesondere Methyl, Ethyl 
Oder Propyl), H-CO-,A-CO- (insbesondere Acetyl, Pro- 
pionyl Oder Butyryl), Ar-CO- (insbesondere Benzoyl oder 
p-Methoxybenzoyl ) oder Ar-alkyl-CO- (insbesondere Phenyl- 
acetyl, p-Methoxyphenylacetyl oder 3,4-Dimethoxyphenyl- 
acetyl ) . 

13 

R ist vorzugsweise H oder A (insbesondere Methyl, 
Ethyl Oder Propyl). 

12 13 

R und R zusammen sind vorzugsweise -(0112)4-, 

-(CHjIg-, -CH(CH3)-(CH2)4-, -CO-(CH2)3-, -C0-(CH2 )2-C0-, 
-CO-(CH2)4-, -CO- ( (312)3-00-, -(CH2)2-CH(CH2C5H5)-(CH2)2-, 
-CH(COOH)-(CH2)3-, -CH(C00CH3 )-(CH2 )3-, 
-CH( COOC2H5 ) - ( CH2 ) 3 - , -CH( COOCH2CgH5 ) - ( CH2 ) 3- , 

-(CH2)2-0-(CH2)2-/ -(CH2)2-NH-(CH2)2-/ 
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-(CH2)2-N(CH3)-(CH2)2-, -(CH2)2-N{C2H5)-(CH2)2-, 

-COCH2NHCH2CO-, -COCH2N(CH3)CH2CO-, -COCH2N(C2H5)CH2CO-, 

-(CO)2-NH-(CH2)2-, -(CO)2-N(CH3)-(CH2)2, 

- ( C0)2-N( C2H5 ) - (CH2 )2- , -CH2C0-N[ CH2CH2N(CH3 )^ \ -CXXSL.^ . 

-CO-NH-(CH2)2-, -CONHCH2CO-, -C0N(CH3)GH,C0-, 

-CON(C2H5)CH2CO-. 

Besonders bevorzugte Gruppen R^^R^^N-alkyl sind dement- 
sprechend z.B. 2-Aininoethyl, 3 -Aminopropyl , 2-Methyl- 
aminoethyl, 3-Methylaminopropyl, 2-Ethylaminoethyl, 
3-Ethylaminopropyl, 2-Dimethylaininoethyl , 3-Dimethyl- 
aminopropyl, 2-Diethylaminoethyl, 3-Diethylaminopropyl, 

2- Formamidoethyl, 3-Formamidopropyl, 2-Acetamidoethyl, 

3- Acetamidopropyl, 2-Propionamidoethyl, 3-Propionamido- 
propyl, 2-Butyrainidoethyl, 3-Butyrainidopropyl, 2-Benz- 
amidoethyl , S-Benzaniidopropyl , 2 -p-Methoxybexizamidoethyl , 

3- p-Methoxyben2amidopropyl, 2-Phenylacetamidoethyl, 3- 
Phenylacetamidopropyl, 2-p-Methoxyphenylacetainidoethyl, 
3 -p-Methoxyphenyi acetamidbpropyl , 2 - ( 3 -Phenylpropion- 
amido)-ethyl, 3-(3-Phenylpropionamido)-propyl, 2-(3-p- 
Methoxyphenylpropionamido ) -ethyl / 3 - ( 3-p-Methoxyphenyl- 
propionamido) -propyl, 2-[3-(3,4-Dimethoxyphenyl )-pro- 
pionamido ] -ethyl , 3 - [ 3 - ( 3 , 4 -Dimethoxyphenyl ) -propion- 
amido] -propyl, 2-Pyrrolidinoethyl, 3-Pyrrolidinopropyl, 

4- Pyrrolidinobutyl, 2-Piperidinoethyl , 3-Piperidinopro- 
pyl, 4-Piperidinobutyl, 2-(2-Methylpiperidino)-ethyl, 
3-(2-Methylpiperidino)-propyl, 2- (2-Oxopyrrolidino )- 
ethyl, 3- (2-Oxopyrrolidino) -propyl, 2-(2,5-Dioxopyrro- 
lidino) -ethyl, 3-(2,5-Dioxopyrrolidino)propyl, 2-{2- 
Oxopiperidino) -ethyl, 3-(2-Oxopiperidino)-propyl, 2- 
(2, 6-Dioxopiperidino)-ethyl, 3-(2, 6-Dioxopiperidino)- 
propyl, 2-(4-Benzylpiperidino)-ethyl, 3-(4-Benzylpiperi- 
dino)-propyl, 2-(2-Carboxypyrrolidino)-ethyl, 3-(2- 
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- 2^ SO 



Carboxypyrrolidino ) -propyl , 2- { 2-Ethoxycarbonylpyrroli- 
dino)-ethyl, 3-(2-Ethoxycarbonylpyrrolidino)-propyl/ 

2- ( 2-Benzyloxycarbonylpyrrolidino ) -ethyl , 3 - ( 2 -Benzyl- 
oxycarbonylpyrrolidino ) -propyl , 2-Morpholinoethyl , 

5 3-Morpholinopropyl , 4-Morpholinobutyl , 2-Piperazinoethyl , 

3- Piperazlnopropyl, 2-(2, 6-Dioxopiperazino)-ethyl, 

3- (2 , 6-Dioxopiperazino ) -propyl , 2- (4-Methyl-2 , 6-dioxo- 
piperazino) -ethyl, 3-(4-Methyl-2, &-dioxopiperazino)- 
Propyl, 2-(4-Ethyl-2,6-dioxopiperazino)-ethyl, 3-(4- 

0 Ethyl-2,6-dioxopiperazino) -propyl, 2-(2,3-DiQxopipera- 
zino)-ethyl, 3-(2,3-Dioxopiperazino)-propyl, 2-(4- 
Methyl-2,3-dioxopiperazino)-ethyl, 3-(4-Methyl-2,3- 
dioxopiperazino ) -propyl , 2- (4-Ethyl-2 , 3-dioxopiperazino ) - 
ethyl, 3-(4-Ethyl-2,3-dioxopiperazino)-pr6pyl, 2-{4-(2- 

5 Diniethylaminoeaiyl)-3,5-dioxopiperazino] -ethyl, 2-(2- 
Oxo-l-ijnidazolidinyl) -ethyl, 3-(2-oxo-l-iinidazolidinyi)- 
propyl, 2-(2,5-Dioxo-l-imidazolidinyl)-ethyl, 3-(2,5- 
Dioxo-l-imidazolidinyl ) -propyl , 2- ( 3-Methyl-2 , 5-dioxo- 
1-imidazolidinyl) -ethyl, 3-(3-Methyl-2,5-dioxo-l-iini- 
dazolidinyl ) -propyl , 2- ( 3-Ethyl-2 , 5-dioxo-l-imidazoli - 
dinyl ) -ethyl , 3 - ( 3 -Ethyl-2 , S-dioxo-l-imidazolidinyl ) - 
propyl. 

14 . 

R 1st vorzugsweise H, Formyl, Methoxycarbonyl , Ethoxy- 
carbonyl oder Benzyl. 

T,15 . 

R 1st vorzugsweise H, A ( insbesondere Methyl oder 
Ethyl), 2-Hydroxyethyl , 3-Hydroxypropyl, 2,3-Dihydroxy- 
propyl, AjN-alkyl, z.B. 2-Diinethylamlnoethyl, 2-Diethyl- 
aminoethyl, 3-Diinethylamlnopropyl, Acetyl, Phenyl, o-, 
m- und p-Methoxyphenyl , 2-Thienyl, Benzyl, p-Methoxyben- 
zyl, ANH-CO-CH2-, N-Methyl-, N-Ethyl- oder N-lso- 

propylcarbamoylmethyl, A2N-CO-CH2-, z.B. N,N-Dimethyl- 
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Oder N,N-Diethylcarbamoylmethyl, Benzoyl, o-, m- oder 
p-Methoxybenzoyl , 2-Furoyl, 2-Thenoyl, Carbamoyl, AMH- 
CO-, z-B. N-Methyl- Oder N-Ethylcarbamoyl , N-Phenylcar- 
bamoyl, N-o-, -m- oder p-Methoxyphenylcarbamoyl , A-COO- 
fflethyl wie AcetoxymetJiyl . 

Besonders bevorzugte Gruppen R^R^N (bzw. R-'-^R^^N), worin 
R^ und (bzw. R^2 und R^^) eine durch -NR^^- unter- 
brochene und wie angegeben substituierte Alkylgruppe be- 
deuten, sind demnach z.B. Piperazino, 4-Methylpiperazino , 
4-Methylpiperazino, 4-Ethylpiperazino, 4-(2,3-Dihydroxy- 
propyl) -piperazino, 2,6-Dioxopiperazino, 

4-Methyl-2 i 6-dioxopiperazino , 4-Ethyl-2 , 6-dioxopiperazino , 
2,3-Dioxopiperazino, 4-Methyl-2,3-dioxopiperazino, 4-Ethyl- 
2,3-dioxopiperazino, 3,5-Dioxopiperazino, 4-Methyl-3 , 5- 
dioxopiperazino, 4-Ethyl-3,5-dioxopiperazino, 4-(2-Di- 
methylaminoethyl ) -3 , 5-dioxopiperazino , 2-Oxo-l-iBiidazoli- 
dinyl , 2 , 5-Dioxo-l-imidazolidinyl , 3-Methyl-2 , 5-dioxp-l- 
imidazolidinyl, 3-Ethyl-2,5-dioxo-l-imidazolidinyl. 

Gegenstand der Erfindung sind insbesondere diejenigen 
Verbindungen, der Formel I, in denen mindestens einer der 
genannten Reste eine der vorstehend angegebenen bevor- 
zugten Bedeutungen hat. Einige bevorzugte Gruppen von Ver- 
bindungen konnen dxirch die folgenden Teilformeln la bis Iz 
und laa bis laz ausgedriickt werderi, die der Formel I ent- 
sprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die 
bei der Formel I angegebene Bedeutimg haben, worin jedoch 

in la R^-CHR-'-^CO- bedeutet; 

in lb R^ Cl-CHR-^°-CO- Oder BrrCHR-'-^CO- bedeutet; 
in Ic R^ R-'-^-co-CHR-'-^-CO- bedeutet; 
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in Id R^^-CHR-'^°-C0- bedeutet; 

in le R^ R^^-CaR"'-°-CO- bedeutet; 
in If R^ A2N-C=CR-'-°-C0- bedeutet; 
in Ig R^ Ar bedeutet; 
5 in Ih R^ py bedeutet; 

• • 5 

in li R unsubstituiertes Oder ein- oder mehrfach 

durch R"'-^ uud/oder R-"--"- substituiertes 
Thiazolyl bedeutet; 
in Ij 2-R^^-5-R^°-4-thiazolyl bedeutet; 

10 in Ik R^ 2-R^^-4-thiazolyl bedeutet; 
in II R^ 2-R^-^-5-R^°-4-thia2olyl und 

R und R zusammen -CH2CH2- bedeuten; 

in Im R^ 2-R-'--^-5-R-'-°-4-thiazolyl und 

fi in 

R xmd R zusammen -CH=CH- bedeuten; 
15 in In R^ 2-R-''-'--4-R-'-°-5-thiazolyl bedeutet; 

in lo R unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 

durch R"'-^ und/oder R"^^ substituiertes 
^ Imidazolyl bedeutet; 

in Ip R^ 2-R-''''--4(5)-iinidazolyl bedeutet; 
20 in Iq R unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 

durch R-^^ imd/oder R^-"" substituiertes 
Pyrazolyl bedeutet; 
in Ir R^ l-R^^-3-pyrazolyl, l-R-'--'--5-R^°-3 -pyrazolyl, 

1-R -5-R^-^-3-pyrazolyl, 3-R-'--'--5-pyrazolyl, 
25 l-R-'-°-3-R^-'^-5-pyrazolyl, l-R^^-3-R^°-5-pyra- 

zolyl Oder l,3-Di-R-^-^-4-R-'-°-5-pyrazolyl be- 
deutet; 

in Is R^ l,3-Di-R-''-'--4-R-'-°-5-pyrazolyl und 

ft in 

R und R zusammen -CH2CH2- bedeuten; 
30 in It R^ l,3-Di-R-'--'--4-R-'-°-5-pyrazolyl und 

^ R und R-^^ zusammen -CH=CH- bedeuten; 
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5 

m lu R unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 

durch R-'-^ und/oder R-'"-'- substituiertes 
Isoxazolyl bedeutet; 

in IV r5 3-R^^-4-RlO-5-isoxazolyl und 
5 R und R^" zusanunen -CH2CH2- oder -CH=CH- be- 

deuten; 

in Iw r5 unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 

durch R^° und/oder R"^^ substituiertes imi- 
dazopyridyl bedeutet; 
10 in Ix R^ unsubstituiertes oder einfach durch R^^ 

substituiertes 2-Iinida2o[l,2-a]pyridyl be- 
deutet; 

in ly R unsubstituiertes oder einfach durch CH3, 

H2N-CO-, CN, ci, OH Oder NH, substituier- 
15 tes 2-Imida2o[l,2-a]pyridyl bedeutet; 

in Iz R* Ar-alkyl oder nr'^r^ und 

5 

R H bedeuten. 
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Bei den Verbindungen der Forme! II handelt es sich urn 
4,5,6,7-Tetrahydro-thiazolo/4,5 -f7chinolin-7-one (The 
Ring-Index, Second Edition, American Chemical Society 
1960, Nr. 2702), bei den jenigen . der Formel Im urn 
6,7-Dihydro-thia2olo/4,5r-£7chinolin-7-one. 





II 



Iro 



Verbindungen der Formeln Is und It sind dementsprechend 
4,5,6,7-Tetrahydro- bz«/. 6 , 7-Dihydro-lH-pyrazolo/3 , 4- f/. 
chinolin-7-one (Ring-Index, I.e., 2762): 




Is 




It 



Werbindungen der Formel Iv umschlieBen die nachstehenden 
4, 5,6, 7-Tetrahydro- bzw. 6 , 7-Dihydro-isoxazolo/4, 5-f7- 
chinolin-7-one (nicht in Ring-Index, I.e., besehrieben ) : 



3A06329 



Von "den Verbindungen der Formeln la bis Iz sind besonders 
bevorzugt diejenigen der Formel li und von diesen 
wiederum diejenigen der Formeln Ij und vor allem Ik; 
weiterhin sind Verbindungen der Formeln lb und Ic, die 
5 insbesondere als Zwischenprodukte zur Herstellung anderer 
Verbindungen der Formel I von Bedeutimg sind, sowie der 
Formeln II, Im, In, Iq und Iw, darunter insbesondere die 
der Formel ly, bevorzugt. 

Weitere bevorzugte Verbindungen sind die der Teil formeln 
10 laa bis laz, worin 

in laa Br-CHR^^-CO- bedeutet; 

in lab R^ Cl-CHR-^°-CO- bedeutet; 

in lac R^ CHo-CO-CHR-'-^-CO- bedeutet; 

in lad R^ 2-Ar-4-thiazolyl bedeutet; 

15 in lae R^ 2-Py-4-thiazolyl bedeutet; 

in laf R^ 2-NR''R^-4-thiazolyl bedeutet; 

in lag R^ 2-NR'R®-4-thiazolyl und 

7 fi 

R und R jeweils H oder A bedeuten; 

in lah R^ 2-NHA-4-thiazolyl bedeutet; 

20 in lai R^ 2- ( CH3 )2N-CH=N-4-thiazolyl bedeutet; 

in laj R^ 2-MHAr-4-thiazolyl bedeutet; 

in lak R^ 2-NA2-4-thiazolyl bedeutet; 

in lal R^ 2-NR''R®-4-thiazolyl, , 

r' H, a, AO-alkyl, Ar, R^^R-'^^N-alkyl oder 

25 Ar-alkyl und 

Br H-CO-, A-CO-, Ar-CO- Oder Ar-alkyl-CO 
bedeuten; 

in lam R^ 2-NAR®-4-thiazolyl und . 

R H-CO-, A-CO-, Ar-CO- Oder Ar-alkyl-CO 

30 bedeuten; 

in Ian R^ 2-NAR^-4-thiazolyl und 

R H-CO- Oder A-CO- bedeuten; 
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in lao 2-NR'^R^-4-thia2olyl, 

R H, A, AO-alkyl, Ar, R-'-^R-'-^N-alkyl oder 
Ar-alJcyl und 

g 

R H-CO- Oder A-CO- bedeuten; 

5 in lap R^ 2-NRV-4-thiazolyl, 

R A und 

g 

R H-CO- Oder A-CO- bedeuten; 
in laq R^ 2-NR'^R^-4-thiazolyl, 

8 R^^R'^^N-alkyl Oder Ar-alkyl und 

•••^ R A, Ar Oder Ar-alkyl bedeuten; 

inlar H= 2-NR V-4-thlazolyl , 

R' R-^^R-^'^N-alkyl und 

R Ar Oder Ar-alkyl bedeuten; 

in las 2-NR'^R^-4-A-5-thiazolyl bedeutet; 

15 in lat 2-NR'^R^-4-A-5-thiazolyl, 

H Oder A und 

Q 

R . A-CO- bedeuten; 

in lau R^ 2-NR"'R^-5-R-'-°-4-thiazolyl 

R und R-^" zusariunen -CH2CH2- bedeuten; 

in lav R^ 2-NR^R^-5-R^^-4-thia2olyl und 

6 10 

R und R zusaimnen -CH=CH- bedeuten; 

in law R^ 2-NR''R^-5-R^°-4-thiazolyl, 

_6 J ^10 

R und R-^ zusammen -CH=CH-, 

R^ H Oder A und 
p 

R H, A, H-CO- Oder A-CO- bedeuten; 

in lax R^ l-R'^°-3-R^^-5-pyrazolyl, 

R**"^ H Oder A und 
11 

R H, A Oder Py bedeuten; 

in lay R^ l , 3-Di-R^^-4-R^^-5.pyrazolyl , 

R^ und R"*"^ zusammen -CH^CHo- und 

11 . 2 
R jeweils H, A oder Py bedeuten; 

in laz R^ 1.3-Di-R^^-4-R^^-5-pyrazolyl, 

R und R"^^ zusammen -CH=CH- und 

R"''''" jeweils H, A oder Py bedeuten. 
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Von diesen Verbindungen sind jeweils diejenigen bevorzugt, 
in denen A, Ar und Py die oben angegebenen bevorzugten Be- 
deutimgen haben. 

Weiterhin sind bevorzugt Verbindungen der Formeln I, la 
bis I2 luid laa bis laz, worin jeweils zusatzlich 

H bedeutet; 

CN, CONH2 ^^^^ ^2 ^^deutet; 
CN bedeutet; 

CONH2 bedeutet; 

bedeutet; 

H, OA, SA, NR^R^ Oder (CH3 )2N-CH=CH- bedeutet; 
H bedeutet; 
NR-'r^ bedeutet; 
A bedeutet; 
CH3 bedeutet; 
H und 

CN, CONH2 Oder NH2 bedeuten; 
H und 

CN bedeuten; 
H und 

H, OA, SA, Nr\® Oder (CH3 )2N-CH=CH- bedeuten; 
H und 

A bedeuten; 
H und 

CHg bedeuten; 
H, 

CN, CONH2 Oder NH2, 

H, OA, SA, NR^R^ Oder ( CH3 ) 2N-CH=CH- und 
A bedeuten; 

H, 
CN, 

H, OA, SA, Nr'r^ Oder (CH3 )2N-CH=CH- und 
A bedeuten; 



(a) 


R 






(c) 


R 


(d) 


■a 
R^ 


(e) 


R 


(f) 


R^ 


(g) 


R 


(h) 


R* 


(i) 




(3) 


R° 


(K) 


R 




R 


(1) 


_1 
R-^ 




R^ 


(m) 


1 
R-^ 




R* 


(n) 


r1 




R^ 


(0) 


r1 




r6 


(P) 


r1 




r3 




r4 




R^ 


(q) 


r1 




r3 




r4 




r6 
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(r) 




H, 




r3 


CN, 




R* 


H Oder NR R° und 




R^ 


A bedeuten; 


(s) 


R^ 


H, 




r3 


CN, 




R* 


H und 


(t) 


r6 

R^ 


C3J- bedeuten; 
H, 




r3 


CN, 




R* 


Nr'r" und 


(u) 


R^ 
R^ 


CHq bedeuten; 
H, 




r3 

/I 

R* 


CONHj. 
H und 


(V) 


R^ 

R-^ 


CHo bedeuten; 
H, 




r3 


CONH,, 
NR^R^ und 




r4 


(w) 


r6 
r1 


CHo bedeuten; 
H, 




r3 
r4 


NH2, 
H und 




r6 


CHo bedeuten. 



Bei der Definition dieser Formeln miissen natiirlich die oben 
genannten Einschrankungen berucksichtigt werden. 

Im ubrigen haben vor- und nachstehend R"*- bis R^''', A, Ar, 
Ar' und Py die in Patentanspruch 1 oder 3 angegebenen 
Bedeutungen, sofem nicht ausdrxicklich etwas anderes ange- 
geben ist. 
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Gegenstand der Erfindung ist femer ein Verfahren zur 
Herstellung der Verbindungen der Formel I sowie ihrer 
Lactimester und ihrer Salze, dadurch gekennzeichnet, 
dafi man 



3*1 



eine Dicarbonylverbindung der Formel II 



R^CO-CHR^-CO-R^ 



II 



worm 

R^, R^ und R^ 



die in Anspruch 1 ange- 
gebenen Bedeutxingen haben 



Oder eines ihrer reaktionsfahigen Derivate 
mit einer Verbindung der Formel III 



R-'-^-CH2-R^ 



III 



worm 



16 



R 

R und R 



umsetzt, Oder dafi man 



R-^NHCO- Oder CN bedeu- 
tet und die in An- 
spruch 1 angegebenen 
Bedeutungen haben 



3.2 



ein Amid der Formel IV 



R^ -CHj -CR*=CR^ -CONH2 



IV 
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10 



I/O. 



worin 

3 4 5 

R , R und R die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
Oder eines seiner reaktionsfahigen Derivate 
mit einer Verbindung der Formel V 

X-.CR^(0A)2 V 



worm 



^ AO Oder bedeuten und 

^ A die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
umsetzt, Oder daB man 

3-3 ein Keton der Formel VI 

R^-C0-CH2-R^ VI 

worin 

^ , ^ ™^ ^ die in Anspruch 1 angege- 

benen Bedeutungen haben 
Oder eines seiner reaktionsfahigen Derivate 
mit einem Nitril der Formel VII 

Z=C=C(CN)-R^^ VII 

20 worin 

Z <AS)2 Oder (H,Y) und 

Y HO, AO, A-CO-0-, Ar-S02-0-, A2N oder 

H2N-CO-NH- 
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bedeuten imd 

16 

A, Ar und R die in Anspruch 1 bzw. 

oben angegebenen Be- 
deutungen haben 
umsetzt, und/oder dafl man 

3.4 ein Keton der Fonael I (R^ = R-'-^-CH -CO-) 

3.4.1 zu einem Haloketon der Formel I 

(R^ = Cl-CHR-'-^-CO- Oder Br-CHR^^-CO-) 
halogeniert oder 

3.4.2 mit einem Ester der Formel R-'-^-CCMDA (worin 

R , H, AO, A, Ar, Py, Furyl, oder Thienyl 
bedeutet) zu einer Dicarbonylverbindxmg der 
Formel I (R^ = R^^-C0-CHR^°-C0-) kondensiert, 
und/oder daB man 

3.5 ein Haloketon der Formel I (R^ = Cl-CHR-'-^-CO- 

oder Br-CHR-^^-CO-) 

3.5.1 mit einer Verbindung der Formel R-'-^-H (worin 

R OH, OA, A-COO- Oder SCN bedeutet) oder 

einem ihrer reaktionsfahigen Derivate zu einer 

20 Verbindung der Formel I (R^ = R-'-^-CHR'^^-CO-) 

umsetzt Oder 

3.5.2 mit einem Thioamid der Formel R"'''''-CS-NH2 

einem seiner reaktionsfahigen Derivate zu 
einem Thiazoiderivat der Formel I (R^ = 

25 unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 

durch R-'-° und/oder R*';''' substituiertes Thia- 
zolyl) umsetzt oder 
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3.5.3 roit einer Verbindtmg der Formel R-"-^ -SM (worin 

R 2-Iniidazolinylthio oder 2-Benzimidazolyl- 
thio bedeutet) oder einem ihrer reaktions- 
fahigen Derivate zu einer Verbindung der For- 

5 mel I (R^ = R^^-CHR^°-co-) ujnsetzt oder 

3.5.4 mit einem Guanidin der Formel H2N-C(=NH)-nr^r^ ( 

worin R und R^ die in Anspruch 1 angegebenen 
Bedeutungen haben) oder einem seiner reaktions- 
fahigen Derivate zu einer Verbindung der For- 

^0 mel I (R^ = 2-NR'^R^-4-imidazolyl) umsetzt oder 

* 

3.5.5 mit einem 2-Aminopyridinderivat der Formel viii 





VIII 



worin 
11 

R die in Anspruch 1 angegebene Bedeutimg hat 
15 zu einem Imidazopyridinderivat der Formel I 

(R = unsubstituiertes oder ein- oder mehrfach 
durch R-"-^ und/oder R-*--"- substituiertes Imida- 
zo[l,2-a]pyridin-2"yl) umsetzt, oder daB man 

3.6 eine Verbindung der Formel i (R^ = HO-CHR-'-^-co- ) 

20 mit einer Verbindung der Formel R^^^H (worin 

20 

R A-C0O-, CF^-COO-, A-SO2-O- Oder Ar-SO--0- 
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bedeutet) oder einem ihrer reaktionsfahigen 
Derivate zu einer Verbindung der Formel I 
(R^ = R^°-CHR''-°-CO-) umsetzt, oder daB man 

3.7 eine 1,3-Dicarbonylverbindimg der Foannel I 

5 (r5 = R^^^CO-CHR^^-CO-.) 

3.7.1 mit einem Hydrazinderivat der Formel I 

11 

R -NH-NH^ zu einem Pyrazolderivat der For- 
mel'I (R = imsubstituiertes oder ein- oder 
mehrfach durch R''-^ und/oder R"'--'' substituier- 
10 tes Pyrazolyl) oder 

3.7.2 mit Hydroxylamin zu einem Isoxazolderivat der 

Formel I (R = unsiibstituiertes oder ein- 
oder mehrfach durch R''"^ und/oder R-'-''' substi- 
tuiertes Isoxazolyl) umsetzt^ oder dafi man 

15 3.8 eine Carbonylverbindimg der Formel I (R^ = 

R^-'--CHR-'-°-CO-, r2^ = ci, Br, A-COO-/ CF3COO-, 
A-SOj-O-oder Ar-SOj-O-) mit einem Amidinderi- 
vat der Formel R"'*"''-C(=NH)-NH2 einem Imida- 
zolderivat der Formel I (R^ = unsubstituier- 

20 tes Oder ein- oder mehrfach durch R'''^ und/oder 

R"^^ substituiertes Imidazolyl) 

umsetzt> 

und/oder daB man in einer Verbindung der For- 
mel I einen oder mehrere der Reste R^,R^,R*^R^ 
25 und/oder R^ in andere Reste R''-,R^,R^,R^ und/oder 

R umwandelt, indem man 
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3.9 eine primare oder sekiindare Aminogruppe al- 

kyliert, benzyliert oder aqyliert und/oder 

3.10 eine CN-Gruppe zu einer GONHg- oder einer 

COOH-Gruppe oder eine Carbamoyl- oder COOA- 

5 Gruppe zu einer COOH-Gruppe oder einen Lac- 

timester zum freien Pyridon und/oder eine 
Dialkylphosphono-Gruppe zu einer Alkylphos- 
phono- Oder zu einer Phosphono -Gruppe oder 
eine Alkylphosphono-Gruppe zu einer Phosphono- 
10 Gruppe und/oder eine Thioethergruppe zu einer 

OH-Gruppe und/oder eine N-Acyl-Gruppe zu einer 
NH-Gruppe hydrolysiert und/oder 

3.11 eine Thioethergruppe mit Ammoniak oder einem 

Amin der Formel HNR^R^ in eine NR^R^-Gruppe 

15 umwandelt imd/oder 

3.12 eine Thioethergruppe mit einem Alkohol oder 

einem seiner reaktionsfahigen Derivate in 
eine AO-Gruppe umwandelt und/oder 

• ■ 

3.13 eine COOH-Gruppe decarboxyliert und/oder 

20 3.14 eine -CH-CH-Gruppe zu einer -C=C-Gruppe de- 

hydriert und/oder 

3.15 eine Thioethergruppe zu einer Sulfoxid- oder 

zu einer Sulfongruppe oxydiert und/oder 

3»16 eine COOH- oder Phosphonsaure-Gruppe verestert 

25 und/oder 
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3,17 eine N-Oxid- Gruppe zur entsprechenden terti - 

aren Aminogruppe reduziert und/oder 

3*18 zwei H-Atome durch Kondensation rait einem 

Amidacetal der Formel AjN-CHCOA) durch die 
Gruppe A2N-CH= ersetzt imd/oder 

3.19 eine Verbindung der Formel I 

(R^ = 2-R^^-5-H-4-thiazolyl, = CH3) mit 

einem Ameisensaurederivat zu einer Verbindung 

der Formel I (R^ = 2-R'''"^-5-R-'*°-4-thiazolyl, 
6 10 

R xmd R zusammen = -CH=:CH-) umsetzt und/oder 

3.20 zwei H-Atome durch Kondensation mit einem 

Aldehyd durch die Gruppe Ar-CH= ersetzt und/ 
Oder 

3.21 eine Carbamoyl gruppe durch Behandeln mit Halo- 
gen imd einer starken Base in eine Aminogruppe 
umwandelt und/oder 

daB man eine Base der Formel I durch Behandeln mit einer 
Saure in eines ihrer Saureadditionssalze iiberfuhrt. 

Die Verbindungen der Formel I werden in der Regel nach 
an sich bekannten Methoden hergestellt/ wie sie in der 
Literatuf (z.B. in den Standardwerken wie Houben-Weyl, 
Methoden der Organischen Chemie, Georg-Thieme-Verlag, 
Stuttgart; ferner in den oben angegebenen Literatur- 
stellen) beschrieben sind, und zwar unter Reaktionsbe- 
dingungen, die fiir die genannten Umsetzungen bekannt 
xmd geeignet sind. Dabei kann man auch von an sich be- 
kannten, hier nicht naher erwahnten Varianten Gebrauch 
machen. 
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Die Ausgangsstoffe sind in der Kegel bekannt, oder sie 
konnen in Analogic, zu bekannten Stof fen nach an sich 
bekannten Verfahren hergestellt werden. Sie konnen ge- 
wiinschtenfalls auch in situ gebildet werden, der art, daB 
man sie aus dem Reaktionsgemisch nicht isoliert, sondern 
sofort weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt- 
Andererseits ist es moglich, die Reaktion stufenweise 
durchzufiihren, wobei man weitere Zwischenprodukte iso- 
lieren kann. 

Die einzelnen Verfahrensvarianten werden im folgenden 
naher erlautert. 

3.1 Bevorzugte Verbindungen der Formel II sind solche 
der Formel CHg-CO-CHR^-CHO bzw. CHg-CO-CR^^CHOH. Als 
reaktionsfahige Derivate eignen sich besonders die 
Mono-oxo-monoenamine der Formel R^-C0-CR^=CR*-N(R^^)2/ 
insbesondere CH3-C0-CR^=CH-N(R^^)2, worin R^^ A, ins- 
besondere CH^, die beiden Reste R^^ zusammen auch 
-(^2)4-, -(GH2)5- Oder ~(CH2)2-0-(CH2 )2- bedeuten- 
Enamine der Formel R^-CO-CR^=CH-NA2 konnen z.B. aus 
Carbonyl verbindungen der Formel R^-C0-CH2-R^ durch 
Reaktion mit einem Amidacetai der Formel A2N-CH(OA)2 
(worin die Gruppen A gleich oder verschieden sein kon- 
nen) erhalten werden. Weitere gut geeignete reaktions- 
fahige Derivate sind Enolether, z.B. solche der Formel 
R^-CO-CR^=CR*-OA, insbesondere R^-CO-CR^=CHOA, sowie 
zur Herstellung von Verbindungen der Formel I (R* = SA) 
die entsprechenden Ketenmercaptale der Formel 

R^-C0-CR^=C(SA)2. 

Bevorzugte Verbindungen der Formel III sind Cyanacet- 
amid und Malodinitril. 
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Die Verbindungen der Formel II bzw. ihre reaktionsfahi- 
gen Derivate werden mit den Verbindungen der Formel III 
vorzugsweise in Gegenwart eines inerten Losungsmittels, 
beispielsweise eines Alkohols wie Methanol oder Ethanol, 
5 eines Ethers wie Tetrahydrofuran (THE) oder eines Amids 
wie Dimethyl formamid (DMF) sowie in Gegenwart eines ba- 
sischen Katalysators , z.B. eines Alkoholats wie Natrium- 
Oder Kaliummethylat, — .ethylat oder -propylat oder eines 
Hydrids wie NaH umgesetzt. Mit Cyanacetamid und den ge- 

10 nannten Enaminen erhalt man unter diesen Bedihgungen 

Verbindungen der Formel I mit = CN- Arbeitet man da- 
gegen in Essigsaure, so entstehen iiberwiegend Verbin- 
dungen der Formel I mit = CONH2. Die Reaktionstempe- 
ratxiren liegen zweckmaBig zwischen etwa 20 und etwa 

15 150 ^, vorzugsweise zwischen 60 und 120 

3.2 Die Reaktion eines Amids der Formel IV (erhaltlich 
z.B. durch Kondensation einer Carbonylverbindung der For- 
mal R^-CHg-CO-R^ mit einem Amid der Formel R^-CHg-CONHj* 
vorzugsweise Cyanacetamid) mit einer Verbindung der For- 

20 mel V [vorzugsweise einem Amidacetal der Formel 

6 

AgN-CR (OAjg, aber auch einem Orthoester der Formel 
R CCOA)^] erfolgt zweckmaBig in Gegenwart eines inerten 
Losungsmittels wie DMF bei Temperaturen zwischen etwa 
100 und etwa 160 °. 

25 3,3 Von den Ketonen der Formel VI sind diejenigen mit 
. R = A bevorzugt. Diese sind beispielsweise erhaltlich 
durch Reaktion von Estern der Fprmel R^-CHjCOOA mit 
Saureanhydriden zu Diketonen der Formel R^-CH(C0-A)2 
und nachfolgende Saurespaltung durch Behandeln mit Basen. 

30 Als reaktionsfahige Derivate von VI eignen sich z.B, die 
entsprechenden Enolether, Enolester und Enamine. 
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Bevorzugte Nitrile der Formel VII siiid Enamine des Typs 
A2N-CH=C(CN)-R"'-^, insbesondere (CH3)2N-CH=C(CN)2 und 
(CH3)2N-CH=C(CN)-CONH2, die aus Malodinitril bzw. aus 
Cyanacetamid mit Amidacetalen der Fonnel A2N-CH(0A)2 er- 
haltlich sind. Weiterhin sind Ketenmercaptale der Forinel 
(AS)2C=C(CN)-R"'-^ bevorzugt. Die Reaktion von VI mit VII 
gelingt zweckmaBig in Gegenwart eines inerten Losungsmit- 
tels, z.B. eines Amids wie DMF Oder eines Ethers wie THF, 
sowie in Gegenwart eines der angegebenen basischen Kataly- 
satoren, z.B. NaH, bei Temperaturen zwischen etwa 20 und 
etwa 150 ^ , vorzugsweise zwischen 50 und 100 . 

3.4 Chlorierung oder Bromierung von Ketonen der For- 

5 10 

mel I (R = R-^''-CH2-C0-) fuhrt zu den entsprechenden 
Chlor- Oder Bromketonen der Formel lb. Die Ausgangs- 
stoffe sind entweder bekannt, oder sie konnen nach einem 
der vbrstehend beschriebenen Verfahren hergestellt wer- 
den. Die Halogenierung erfolgt zweckmaBig mit elementarem 
Chlor Oder Brom in einem inerten Losungsmittel^ z.B. 
einem chlorierten Kohlenwasserstoff wie CH2CI2/ CHCl^, 
CCl^ Oder Tri chlor ethyl en, bei Temperaturen zwischen etwa 
-10 und etwa 50 vorzugsweise bei 10 - 30 Ein Zu- 
satz von CUCI2 bzw. CuBr2 ist zweckmaBig. Man kann auch 
mit einem N-Chlor- oder N-Bromamid-derivat, z.B. N-Brom- 
succinimid oder N-Chlorhydantoin, halogenieren, vorteil- 
haft in einem der geiiannten chlorierten Kohl enwasser- 
stoffe Oder in einem Alkohol bei Temperaturen zwischen 
etwa -10 und etwa 80 ° imter Bestrahlung und/oder Zusatz 
eines Radikalbildners , z.B. eines Peroxids wie Benzoyl- 
peroxid. 

3.4,2 Kondensation von Ketonen der Formel I 
5 10 17 
(R = R -CH^-CO-) mit Estern der Formel R-^'-COOA fiihrt 
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zu entsprechenden Dicarbonylverbindungen der Formel Ic, 
zweckmaBig in einem inerten Losungsmittel, z.B. einem 
Amid wie DMF, Oder auch in einem UberschuB des einge- 
setzten Esters bei Temperaturen zwischen etwa -10 und 
etwa 100 °, vorzugsweise bei 10 - 50 Als Kondensa- 
tionsmittel eignen sich z.B. die oben (3.1) angegebenen 
Basen* 

* 

3.5.1 Umsetzung der Haloketone der Formel lb mit Verbin- 
dungen der Formel R-'-^-H (HgO, Alkoholen der Formel A-OH, 
Fettsauren der Formel A-COOH Oder HSCN) oder ihren reak- 
tionsfahigen Derivaten, z.B. Alkalien bzw. den entsprech- 
enden Alkoholaten oder Salzen, fuhrt zu den entsprechen- 
den Hydroxy-, Alkoxy-, Alkanoyloxy- oder Thiocyanatoke- 
tonen der Formel Id, zveckmaBig in Gegenwart eines iner- 
ten Losungsmittels, z.B. eines Nitrils wie Acetonitril, 
Oder in Gegenwart eines liberschusses der Verbindung der 
Formel R'^-^-H, z.B. eines Alkbhols wie Methanol, Ethanol, 
Isopropanol oder Propanol oder einer Carbonsaure wie 
Essigsaure, bei Temperaturen zwischen etwa 0 und etwa 

150 ^, vorzugsweise zwischen 15 und 120 So erhalt man 
mit NaOH in Ethanol die entsprechenden Hydroxyke tone , mit 
Na— ethylat in Ethanol dagegen die entsprechenden Ethoxy- 
ketone. Zur Herstellung der entsprechenden Alkanoyloxy- 
ketone eignet sich zweckmaBig die Umsetzung der Halo- 
ketone mit Formamidiniiun-alkanoaten, wobei die ent- 
sprechende Carbonsaure als Losimgsmittel dient, bei 
Temperaturen um etwa 100 Thiocyanate werden z.B. 
durch Reaktion der Haloketone mit NaSCN oder KSCN in 
Acetonitril hergestellt. 

3.5.2 Besonders wichtig ist die Umsetzung der Haloke- 
tone mit Thioamiden oder Thiohamstoffen der Formel 

11 

R -CS-NH2 zu den bevorzugten Thiazolderivaten der For- 
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mel li, insbesondere Ij Oder Ik. Diese Reaktion erfolgt 
zweckmaflig in einem inerten L6 sungsmittel, z.B. einem 
Alkohol wie Methanol, Ethanol, Propanoic Isopropanol, 
Butanol, einem Ether wie THF oder Dioxan, einem Amid wie 
5 DMF, einem Nitril wie Acetonitril, einem Keton wie Aceton 
Oder in Gemischen dieser Losungsmittel untereinander 
und/oder mit Wasser, bei Temperaturen zwischen etwa 10 
und etwa 150 vorzugsweise zwischen 60 und 120 °. 

Verwendet man als Haloketon ein 6-Halo-l,2,5,6,7,8-hexa- 
10 hydrochinolin-2 , 5-dion der Formel Ib, worin und R^° 
zusammen -ca^CB^- bedeuten, so erhalt man 4,5,6,7-Tetra-. 
hydro-thiazolo[4,5-fjchinolin-7-one der Formel II. Ar- 
beitet man dabei in DMF als Losungsmittel, so kann, ins- 
besondere bei hoheren Temperaturen (etwa 100 - 130 
gleichzeitig eine Dehydrierung zu 6, 7-Dihydro-thia- 
zolot4,5-f]chinolin-7-onen der Formel Im erfolgen. 

Verwendet man als Thioamid ein Dithiocarbamat wie Ammo- 
niumdithiocarbamat, so erhalt man 2-Mercaptothiazolderi- 
vate (li, = SH); mit S-Alkyl-dithiocarbamaten ent- 
stehen 2-Alkylthiothiazolderivate (li, R^^ = SA). 

3.5.3 Ethylenthiohamstoff und 2-Mercaptobenzimidazol 
reagieren mit den Haloketonen nicht zu den entsprechenden 
Thiazolderivaten; es entstehen unter Abspaltung von HCl 
bzw. HBr die entsprechenden Verbindungen der Formel le. 

3.5.4 Die Haloketone Ib konnen mit Guanidinen der Formel 
H2N-C(=NH)-NR R^ Oder deren reaktionsfahigen Derivaten, 
insbesondere deren Salzen wie Guanidiniumsulfat, zu ent- 
sprechenden Imidazolderivaten ( I , r^ = 2-NR^R^-4-imida- 
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zolyl) umgesetzt werden, zweckmaBig in einem inerten 
Losungsmittel , z.B. einem Amid wie DMF, in Gegenwart 
einer der oben (vgl. 3.1) angegebenen Basen wie NaH bei 
Teraperaturen zwischen etwa 0 und etwa 150 insbesondere 
zwischen 10 und 50 

3.5.5 Reaktion der Haloketone lb mit 2-Aminopyridinen der 
Formel VIII fiihrt zu den entsprechenden ImidazoIl,2-alpyri. 
dinen der Formel Iw, zweckmafiig uhter den oben (3.5.2) 
fiir die Herstellung der Thiazolderivate der Formel li 
angegebenen Bedingungen. 

3.6 Veresterung von Hydroxyketonen der Formel i 

5 XO 

(R = HO-CHR -CO-) mit Carbon- Oder Sulfonsauren der 
Formel R -H oder ihren reaktionsfahigen Derivaten, z.B. 
ihren Anhydriden wie Acetanhydrid, Trifluoressigsaure- 
anhydrid, oder ihren Chlorideh oder Bromiden wie Acetyl- 
chlorid, Propionylbromid, Methan- oder Benzolsulfochlorid 
fulirt zu den entsprechenden Ketoestem der Formel I 
(R = R -CHR -CO-)* Die Umsetzung erfolgt zweckmaBig 
in Gegenwart eines inerten Losungsmittels / z.B. eines 
Kohlenwasserstoffs wie Toluol oder eines chlorierten 
Kohlenwasserstoffs wie CH2CI2, CHCI3 oder Trichlorethy- 
len und/oder in Gegenwart einer Base wie Triethylamin 
Oder Pyridin, die im IJberschuB auch als Losxmgsmittel 
dienen kann, bei Temperaturen zwischen etwa -10 und etwa 
150 **, vorzugsweise zwischen 10 und 60 

3.7*1 Reaktion von 1,3-Dicarbonylverbindungen der Formel 
Ic, die z.B. nach 3.4.2 erhaltlich sind, mit Hydrazin- 
derivaten der Formel R-'^-'^-NH-NHj liefert Pyrazolderivate 
bzw. deren Salze der Formel Iq, zweckmaBig in Gegenwart 
eines der oben (vgl. 3.5.2) genannten inerten Losungs- 
mittel, vorzugsweise eines der genannten Alkohole, bei 
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St 

lemperaturen zwischen etwa -10 ^ und etwa 150 °, vor- 
zugsweise zwischen 10 xrnd 100 vorteilhaft unter Saure- 
katalyse (z.B. unter Zusatz von Halogenwasserstoffsauren, 

17 

p-Toluolsulfonsaure oder Essigsaure). Mit 6-R GO-1,2,5, 
6,7,8-'hexahydrochinolin-2,5-dionen (Formel Ic, R und 
R"''^ zusammen = -CH2CH2-) entstehen 3-R^^-4,5,6,7-tetra- 
hydro-lH-pyrazolo[3r4-f]-chinolin-7-one der Formel Is 
(a-R-*-^ = R-^^)* Aus fi-Ketoegtem der Formel I (R^ = 
AOOC-CHR'''^-CO-) entstehen die entsprechenden 3-Hydroxy- 
pyrazolderivate (I^ R^ = l-R^"''-3-hydroxy-4-R^^-5-pyra- 
zolyl), 

3.7.2 Aus den 1 , 3-Dicarbonylverbindungen der Formel Ic 
entstehen mit Hydroxylamin, das auch in Form seiner Salze 
eingesetzt werden kann, die entsprechenden Isoxazolderi- 
vate der Formeln lu bzw. Iv, zweckmaBig unter den vor- 
stehend (vgl. 3.7.1) genannten Bedingungen. 

3.8 Imidazolderivate der Formel lo sind durch Reaktion 

von Carbonylverbindungen der Formel 1 (R^ = R^^-CHR^°-CO-) mit 

11 

mit Amidinderivaten der Formel R -C(=NH)-NH2 erhaltlich. 

Die Amidinderivate entstehen zweckmai3ig in situ aus ent- 

11 

sprechenden Imidsaureestern der Formel R. -C(=NB[)-OA unter 
der Einwirkung von Ammoniak, insbesondere mit fliissigem 
Ammoniak bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 
100 vorzugsweise zwischen 50 und 90 ^ . 

3.9 Eine primare oder sekundare Aminogruppe kann durch 
Behandlung mit alkylierenden oder benzylierenden Mitteln 
in die entsprechende sekundare oder tertiare Aminogruppe 
umgewandelt werden. Als aikylierende Mittel eignen sich 
z.B. Verbindungen der Formel A-Hal (worin Hal CI, Br oder 
J bedeutet) oder entsprechende Sulfonsaureester wie 
Methylchlorid, Methylbromid, Methyljodid, Dimethylsul- 
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fat, p-Toluolsulfonsaure-methylester, Ethylchlorid, 
Ethylbromid, Ethyl jodid, Diethylsulfat, n-Propylchlorid. 
-bromid Oder -jodid, Benzylchlorid, -bromid oder -jodid. 
Man kann ferner mit Aldehyden oder Ketonen unter Bildung 
von Aldehyd-Anunoniak-Verbindungen oder Schiffschen Basen 
kondensieren und diese anschlieBend entweder hydrieren 
Oder mit einem Alkylierungsmittel behandeln und das er- 
haltene guartare Salz anschlieflend hydrolysieren. Bei- 
spielsweise kann man ein primares Amin durch Kondensation 
mit Benzaldehyd in die N-Benzylidenverbindung iiberfiihren 
und diese mit einem Alkylhalogenid in eines ihrer guar- 
taren Salze umwandeln, das nachfolgend z.B. durch Be- 
handeln mit wasserigem Alkohol unter Abspaltung von Ben- 
zaldehyd in das sekundare Amin iibergefiihrt werden kann. 
Man kann ferner mit Aldehyden oder Ketonen unter redu- 
zierenden Bedingungen alkylieren, z.B. in Gegenwart von 
Wasserstoff und einem Hydrierungskatalysator, oder in 
Gegenwart von NaBH^ oder NaCNBHg, wobei als Zwischen- 
produkte die entsprechenden Aldehyd-Ammoniake entstehen. 
Beispielsweise kann man eine oder zw6i Methylgnippen mit 
Formaldehyd in Gegenwart von Ameisensaure einfiihren. 
Weiterhin kann man mit einem Alkohol, der 1-6 C-Atome 
besitzt, in Gegenwart von Raney-Nickel alkylieren. Die 
Alkylierung wird zweckmSBig in Gegenwart oder Abwesenheit 
eines der genannten inerten Losungsmittel , z.B. DMF, bei 
Temperaturen zwischen etwa 0 und etwa 120 " , vorzugsweise 
zwischen 40 und 100 °, vorgenommen, wobei auch ein Kata- 
lysator zugegen sein- kann, vorzugsweise eine Base wie 
Kalium- tert . -butylat oder NaH . 

Als acylierende Mittel zur Acylierung von primaren oder 
sekundaren Aminen der Formel I eignen sich zweckmaBig die 
Halogenide (z.B. Chloride oder Bromide) oder Anhydride 
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von Carbonsauren der Formeln A-COOH, Ar-COOH, Py-COOH, Ar- 
alkyl-COOU, z.B. Acetanhydrid, Propionylchlorid, Isobuty- 
rylbromid, Ameisensaure-essigsaureanhydrid, Benzoyl- 
chlorid, p-Methoxybenzoylchlorid, Nicotinoylchlorid, Iso- 
nicotinoylchlorid. Der Zusatz einer Base wie Pyridin oder 
Triethylamin bei der Acylierung ist moglich, aber nicht 
notwendig. Die Acylierung erfolgt zweckmaBig in Gegenwart 
Oder Abwesenheit eines inerten. Losungsmittels, z.B. eines 
Kohlenwasserstoffs wie Benzol oder Toluol, eines Nitrils 
wie Acetonitril^ eines Amids wie DMF oder eines Uber- 
schusses einer tertiaren Base wie Pyridin oder Triethyl- 
amin bei Temper aturen z wis Chen etwa 0 und etwa 160 ^/ vpr- 
zugsweise zwischen 20 und 120 Behandeln der Amine mit 
IsQcyanaten fiihrt analog zu den entsprechenden Harnstof- 
fen (R-^-*- = A-NH-CO-MH), 

Wenn man mit liberschiissigem Acylierungsmittel in saurem, 
neutralem oder nur schwach basischem Medium arbeitet, 
entstehen bei der Acylienuig zunachst in der Kegel die 
entsprechenden Lactimester der Formel II, die - besonders 
im Falle von aromatischeri Acylierungsmitteln - isoliert 
werden konnen. In alkalischem Medium konnen sie wieder 
zu den zugrundeliegenden Pyridonen der Formel I hydro- 
lysiert werden. 

3.10 In einer Verbindung der Formel I konnen, falls er- 
wunscht, funktionelle Gruppen hydrolysiert werden, zweck- 
maBig durch Behandeln mit Sauren, z.B. E^SO^, HCl, HBr, 
H3PO4, Oder mit Basen, z.B. NaOH, KOH, NagCOg oder K2CO3, 
in wasseriger oder teilweise wasseriger Losung, wobei ein 
zusatzliches inertes Losungsmittel anwesend sein kann, 
z.B. ein Alkohol wie Methanol, Ethanol oder Isopropanol. 
Die Reaktionsteaperaturen liegen zwischen etwa 0 und etwa 
150 °, vorzugsweise zwischen 15 und 110 °, 
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Im einzelnen konnen z.B. Nitrilgruppen mit 50-80 %iger 
Schwefelsaure zu CONHg-Gruppen oder unter kraftigeren Be- 
dingungen, z-B. bei hoheren Tempera turen, zu COOH-Gruppen 
hydrolysiert werden* Auch die Hydrolyse von CONH2- 
COOH-Gruppen gelingt vorteilhaft mit 50 - 80 %iger Schwe- 
felsaure. Estergruppen konnen mit verdiinnter wasserig- 
alkoholischer NaOH Oder KOH verseift werden* Behandeln der 
Lactimester mit alkoholischer HCl bei etwa 20 - 80 ^ 
fuhrt zu den zugrundeliegenden 2-Pyridonen; unter diesen 
Bedingungen bleiben Saureamid- und/oder CN-Gruppen im 
gleichen Molekiil in der Regel unverandert* Behandeln von 
Phosphonsauredialkylestern mit alkoholischem HCl oder HBr 
liefert bei milden Bedingungen (z.B* bei ca. 20 °) die 
entsprechenden Phosphonsauremonoalkylester, bei krafti- 
geren Bedingungen (z.B. bei etwa 60 - 70 °) die Phos- 
phonsauren. Thioethergruppen, insbesondere solche in 
4-Stellung des Pyridonrings , konnen in basischem Medium 
in Gegenwart von Spuren Wasser zu OH-Gruppen hydrolysiert 
werden, z.B. auch mit Na-alkoholaten in nicht ganz was- 
serfreien Alkoholen. N-Acylgruppen koimen unter Bildung 
der freien Amine durch Behandeln mit wasserig-alkoho- 
lischen Basen, z.B. wasserig-methanolischer NaOH bei 
60 - 80 abgespalten werden, wobei gleichzeitig vor- 
handene 3 -CN-Gruppen in der Regel nicht angegriffen 
wer den . 

3.11 Behandeln einer Thioethergruppe , besonders einer 
solchen in 4-Stellung (I, = SA), mit Ammoniak (z.B. 
flussigem oder konzentriert-wasserigem NH3) oder einem 
Amin der Formel HNR^R^ fuhrt zur entsprechenden NR^R^- 
Gruppe, wobei eines der genannten inerten Losungsmittel 
anwesend sein kann. Die Reaktions temper aturen liegen 
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zwischen etwa 60 imd etwa 180 **, vorzugsweise zwischen 
110 und 150 wobei man erf orderlichenf alls unter Druck 
arbeitetl 

ft 

3.12 Analog kann eine Thioethergruppe , insbesondere 
eine solche in 4-Stellung, durch Behandeln mit einem 
Alkohol Oder einem seiner reaktionsfahigen Derivate, 

einem entsprechenden Alkalimetallalkoholat, in die 
entsprechende AO-Gruppe umgewandelt werden. Der auch 
als Losungsmittel benutzte Alkohol mufi moglichst was- 
serfrei sein, da sonst eine Hydrolyse zur OH-Gruppe 
erfolgen kann. Man arbeitet zweckmaJ3ig bei Temperaturen 
zwischen etwa 0 und etwa 150 vorzugsweise zwischen 
60 und 120 

3.13 Eine COOH-Gruppe, insbesondere eine solche in 
3-Stellung kann durch Decarboxylierung entfernt werden, 
z.B. durch Erhitzen in einer hochsiedenden Base wie 
Chinolin auf etwa 180 bis etwa 220 Ein Zusatz eines 
Katalysators wie Cu kann vorteilhaft sein. Besonders 
leicht konnen 4-Aminopyridon-3 -carbons auren (I, = 
COOH, R = NR R®) als vinyloge Carbaminsauren decar- 
boxyliert werden. ZweckmaBig werden sie nicht isoliert; 
wenn man z.B. die entsprechenden 3-Cyanverbindungen mit 
Alkali, z.B. verdunnter wasseriger NaOH, behandelt, ent- 
stehen direkt die entsprechenden Verbindungen der For- 
mel I (R^ = H, R* = NR'^R^). 

3.14 Eine -CH-CH-Gruppe in Verbindungen der Formel I 
(R = R -CHR-'^^-CO-, R^ und R-'-^ zusammen = -CH2CH2-) kann 
durch einfaches Erhitzen in DMF auf etwa 90 bis 120 zu 
einer -C=c-Gruppe dehydriert werden. Andere geeignete 
Dehydrierungsmittel sind beispielsweise Schwefel, Selen, 
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Pt-, Pd-, Ni-, Co-, Ag- Oder Cu-Katalysatoren/ einzeln 
Oder als Mischkatalysatoren (als Metalle oder auf Tragem 
wie 2.B. Kohle, CaCOg oder SrCOg), S^O^, Dialkyldisulfide 
wie Diisoamyldisulfid, Chloranil, konzentrierte Schwe- 
felsaure, FeClg, Mh02, verdiiimte HNO3 oder Nitrobenzol- 
Man dehydriert zweckmaBig bei Temperaturen zwischen etwa 
70 und etwa 300 Als zusatzliche Losungsmittel eignen 
sich z.B. Mesitylen, p-Cymol, Chinolin oder Acetanilid. 

3.15 Eine in einer Verbindung der Formel I vorhandene 
Thioethergruppe, insbesondere SA-Gruppe, kann zu einer 
Sulfoxid- Oder zu einer Sulfongruppe oxydiert werden, 
zweckmaBig mit Wasserstoffperoxid, Persauren wie Perben- 
zoesaure oder m-Chlorperbenzoesaure oder Cr(VI)-Verbin- 
dungen wie Chromsaure in Gegenwairt eines inerten L6- 
sungsmittels, z*B. Wasser, einem Alkohol wie Methanol, 
Ethanol oder Propanoic einem halogenierten Kohlenwasser- 
stoff wie Chloroform, einer Saure wie Essigsaure oder 
einem Keton wie Aceton, bei Temperaturen zwischen etwa 
-20 und etwa 100 vorzugsweise 40 und 70 °. Wenn man 
die berechnete Menge des Oxydationsmittels unter relativ 
ffiilden Bedingungen verwendet, erhalt man iiberwiegend 
die Sulfoxide* Mit uberschussigem Oxydationsmittel unter 
kraftigeren Bedingungen erhalt man dagegen iiberwiegend 
die Sulfone. 

3.16 In einer Verbindung der Formel I enthaltene COOH- 
oder Phosphonsauregruppen konnen gewQnschtenfalls ver- 
estert werden. Zur Veresterung eignen sich Alkohole der 
Formel A-OH sowie Benzylalkohol und deren reaktionsfahige 
Derivate. Als reaktionsfahige Derivate kommen insbeson- 
dere die entsprechenden Metal 1 alkohol ate in Betracht, 
vorzugsweise die Alkalimetallalkoholate, z.B. Natrium- 
oder Kaliumalkoholate. 
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Die Veresterung wird vorteilhaft in Gegenwart eines 
inerten Losungsmittels durchgefiihrt. Gut geeignet sind 
insbesondere Ether wie Diethylether, Di-n-butylether, 
THF, Dioxan Oder Anisol, Ketone wie Aceton, Butanon Oder 
Cyclohexanon, Amide wie DMF oder Phosphor saurehexa- 
methyltriamid, Kohlenwasserstoffe wie Benzol, Toluol 
Oder Xylol, Halogenkohlenwasserstoffe wie Tetrachlor- 
kohlenstoff oder Tetrachlorethylen und Sulfoxide wie 
Dimethylsulfoxid oder Sulfolan. Mit Wasser nicht misch- 
bare Losungsmittel konnen gleichzeitig vorteilhaft zum 
azeotroperi Abdestillieren des bei der Veresterung ge- 
bildeten Wassers verwendet werden. Gelegentlich kann 
auch ein liberschuB einer organischen Base, z,B* Pyridin, 
Chinolin oder Triethylamin als Losungsmittel fur die 
Veresterung angewandt werden. Die Veresterung kann auch 
in Abwesenheit eines Losungsmittels, z^B. durch einf aches 
Erhitzen der Komponenten in Gegenwart von Natriumacetat, 
durchgefuhrt werden. Die Reaktionstemperatur liegt ge- 
wohnlich zwischen -50 und +250 vorzugsweise zwischen 
-20 und +80 Bei diesen Teiaperaturen sind die Ver- 
esterungsreaktionen in der Kegel nach 15 Minuten bis 
48 Stunden beendet. 

• * • , . 

Im einzelnen hangen die Reaktionsbedingungen fur die ■ 
Veresterung weitgehend von der Natur der verwendeten 
Ausgangsstoffe ab. So wird eine freie Carbonsaure mit 
einem freien Alkohol in der Kegel in Gegenwart einer 
starken Saure, beispielsweise einer Mineralsaure wie 
Salzsaure oder Schwefelsaure, umgesetzt. Eine bevorzugte 
Reaktionsweise isft die Umsetzung eines Saureanhydrids 
Oder insbesondere eines Saurechlorids mit einem Alkohol, 
vorzugsweise in einem basischen Milieu, wobei als Basen 
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insbesondere Alkalimetallhydroxide wie Natrium- oder 
Kaliumhydroxid, Alkalimetallcarbonate bzw. -hydrogen- 
carbonate wie Natriumcarbonat, Natriumhydrogencarbonat, 
Kaliumcarbonat oder Kaliumhydrogencarbonat, Alkalimetall- 
lacetate wie Natrium- oder Kaliumacetat, Erdalkalimetall- 
hydroxide wie Calciumhydroxid oder organische Basen wie 
Triethylamin, Pyridin, Lutidin, Kollidin oder Chinolin 
von Bedeutung sind, 

3 a? Ferner gelingt eine Reduktion einer N-Oxidgruppe 
zur entsprechenden tertiSren Aminogruppe, beispielsweise 
mit einem Schwermetall wie Eisen, zweckmaBig in Pulver- 
orm, wobei man in wasseriger Essigsaure bei Temperaturen 
zwischen etwa 20 und etwa 120 vorzugsweise bei 
Siede temper atur, arbeiten kann. 

3.18 Man kann weiterhin in einer Verbindung der Formel I 
zwei H-Atome durch Kondensation mit einem Araidacetal der 
Formel A2N-CH(0A)2 durch die Gruppe A2N-CH= ersetzen. 
Aus primaren Aminen entstehen so Verbindungen, die die 
Gruppierung A2N-CH=N- enthalten. In dem Amidacetal konnen 
die Alkylgruppen gleich oder voneinander verschieden 
sein; bevorzugt verwendet man Dimethylformamid-dimethyl- 
cetal Oder -diethylacetal in einem inerten Losungsmittel 
wie DMF bei Temperaturen zwischen etwa 50 und etwa 160 
vorzugsweise zwischen 120 und 150 

3.19 Reaktion eines 5-(2-R-'^-'--5-H-4-thiazolyl)-6-methyl- 
pyridons der Formel I mit einem Ameisensaurederivat, be- 
vorzugt einem Amidacetal der Formel A2N-CH(OA)2 oder 
einem Orthoameisensaureester der Formel HC(OA)^, fiihrt 
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2u einem 2-R-'-^-6,7-dihydrothiazolo[4,5-f]chinolin-7-on 
(Formel I, = 2- ii^^-5-R^°-4-thiazolyl, und R^° zusam- 
men - -CH=CH-): 




Man kann z.B. in Essigsaure/Acetanhydrid bei Temperaturen 
zwischen etwa 20 und etwa 140 °, vorzugsweise zwischen 
100 und 120 » arbeiten. Das tricyclische Produkt kann 
auch nach 3.18 als Nebenprodukt erhalten warden, wenn 
man eine geeignete Ausgangsverbindung verwendet. 

3.20 Verbindungen der Formel I, die eine aktive CH,- 
Gruppe eijthalten (z.B. solche^ die einen Rest R-'--'-= 
AOOC-CHj- enthalten), konnen mit Aldehyden der Formel 
Ar-CHO kondensiert werden, wobei die entsprechenden 
Benzylidenyerbindungen erhalten werden. Die Kondensation 
kann in Gegenwart saurer oder basischer Katalysatoren 
vorgenommen werden, z.B. mit Acetanhydrid/Essigsaure oder 
mit Pyridin, wobei ein iiberschuB der Saure oder Base auch 
als Losungsmittel dienen kann, bei Temperaturen zwischen 
etwa 15 und etwa 150 °, vorzugsweise zwischen 80 und 130 °. 
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3.21 Eine Carbamoyl verbindimg der Formel I, vorzugsweise 
eine der Formel I, worin eine Carbamoylgruppe bedeutet, 
kaiui durch Behandeln mit Halogen, vorzugsweise Brom oder 
Chlor, und einer starken Base, vorzugsweise einem Alkali- 
5 metal Ihydroxid wie NaOH oder KOH, in die entsprechende 
Aminoverbindung umgewandelt werden, vorzugsweise in eine 
solche der Formel I, worin bedeutet. Man arbeitet. 

zweckmaBig . unter den Bedingungen eines Hofmann-Abbaus, 
bevorzugt in wasseriger Losung bei Temperaturen zwiscben 
10 etwa 40 und etwa 100 insbesondere bei etwa 100 

Eine Base der Formel I kann mit einer Saure in das zuge- 
horige Saureadditionssalz fiberfiihrt werden* Fiir diese Um- 
setzung kommen Sauren in Frage, die physiologisch unbe- 
denkliche Salze lief em. So konnen anorganische Sauren 

15 verwendet werden, z.B. Schwefelsaure, Salpeter saure, 

Halogenwasserstoffsauren wie Chlorwasserstoffsaure oder 
Bromwassers toff saure, Phosphorsauren wie Orthophosphor- 
saure, Sulfaminsaure, femer prganische Sauren, insbe- 
sondere aliphatische, alicyclische, araliphatische, 

20 aromatische oder heterocyclische ein- oder mehrbasige 

Carbon-, Sulfon- oder Schwefelsauren, z.B. Ameisensaure, 
Essigsaure, Propionsaure, Pivalinsaure, Diethylessig- 
saure, Malonsaure, Bernsteinsaure, Pimelinsaure, Fumar- 
saure, Maleinsaure, Milchsaure, Weinsaure, Apfelsaure, 

25 Benzoesaure, Salicyls.aure, 2- oder 3-Phenylpropionsaure, 
Citronensaure, Gluconsaure, Ascorbinsaure, Nicotinsaure, 
Isonicotinsaure, Me than- oder Ethansulfonsaure, Ethan- 
disulfohsaure, 2-Hydroxyethansulfonsaure, Benzolsulfon- 
saure, p-Toluolsulfonsaure, Naphthal in-mono- und -disui- 

30 fonsauren, Laurylschwefelsaure. 
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Die freien Basen der Fonnel I konnen, falls gewiinscht, 
aus ihren Salzen durch Behandlung mit starken Basen wie 
Natrixun- oder Kaliumhydroxid/ Natrium- oder Kaliumcar- 
bonat in Freiheit gesetzt werden. 

Die Verbindungen der Formel I konnen ein oder mehrere 
Asynunetriezentren enthalten. In diesem Fall liegen sie 
gewohnlich in racemischer Form vor. Erhaltene Racemate 
konnen nach an sich bekannten Methoden mechanisch oder 
chemisch in ihre optischen Antipoden getrennt werden. 
Vorzugsweise werden aus dem racemischen Gemisch durch 
Umsetzung mit einem optisch-aktiven Trennmittel Diaste- 
romere gebildet. Als Trennmittel eignen sich z.B. op- 
tisch aktive Sauren, wie die D- und L-Foannen von Wein- 
saure, Diacetylweinsaure, Dibenzoylweinsaure, Mandel- 
saure, Apfelsaure, Milchsaure oder die verschiedenen 
optisch- aktiven Camphersulfonsauren wie B-Camphersul- 
fonsaure. 

Natiirlich ist es auch rooglich^ optisch-aktive Verbin- 
dungen der Formel I nach den oben beschriebenen Metho- 
den zu erhalten, indem man Ausgangsstoffe verwendet, 
die bereits optisch-aktiv sind. 

Gegenstand der Erfiiidung ist femer die Verwendung der 
Verbindungen der Formel I und ihrer physiologisch un- 
bedenklichen Salze zur Herstellung pharmazeutischer 
Zubereitungen, insbesondere auf nicht-chemischem Wege. 
Hierbei konnen sie zusammen mit mindestens einem festen, 
fliissigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hilfs- 
stoff und gegebenenfalls in Kombination mit einem oder 
mehreren weiteren Wirkstoffen in eine geeignete Dosie- 
rungsform gebracht werden. 
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Gegenstand der Erfindung sind ferner Mittel, insbeson- 
dere phazmazeutische Zubereitungen, enthaltend inindestens 
eine Verbindung der Formel I und/oder eines ihrer physio- 
logisch unbedenklichen Salze. 

Diese Zubereitungen konnen als Arzneiniittel in der Human- 
oder Veterinarmedizin yerwendet werden. Als Tragerstoffe 
konunen organische oder anorganische Substanzen in Frage, 
die sich fiir die enterale (z.B. orale), parenterale qdei 
topische Applikation eignen und mit den neuen Verbin- 
dungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanz- 
liche Ole, Benzylalkohole, Aikylenglykole, Polyethylen- 
glykole, Glycerintriacetat, Gelatine, Kohlehydrate wie 
Lactose Oder Starke, Magnesiums tearat. Talk, Vaseline, 
Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten, 
Pillen, Dragees, Kapseln, Pulver, Granulate, Sirupe, 
Safte Oder Tropfen, zur rektalen Anwendung Suppositorien, 
zur parenteralen Anwendung Losungen, vorzugsweise olige 
Oder wasserige Ldsungen, ferner Suspensionen, Emulsionen 
Oder Implantate, fur die topische Anwendung Salben, 
Cremes oder Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch 
lyophilisiert und die erhaltenen Lyophilisate z.B. zur 
Herstellung von In j ektionspraparaten verwendet werden. 
Die angegebenen Zubereitungen konnen sterilisiert sein 
und/oder Hilfsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabi- 
lisierungs- und/oder Netzmittel, Emulgatoren, Salze zur 
Beeinflussung des osmotischen Druckes, Puffersubstanzen, 
Farb-, Geschmacks- und/oder Aroraastoffe enthalten. Sie 
konnen, falls erwunscht, auch einen oder mehrere weitere 
Wirkstoffe enthalten, z.B. ein oder mehrere vitamine. 
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Gegenstand der Erfindung ist femer die Verwendung der 
Verbindungen der Formel I bei der Bekampfung von Krank- 
heiten, insbesondere der Herzinsuffizienz und der ar- 
teriellen Hypertonie sowie ihre Verwendung bei der 
therapeutischen Behandlung des menschlichen oder tie- 
rischen Korpers* 

Dabei werden die erfindungsgemaBen Substanzen in der 
Regel in Analogic zu bekannten positiv inotrop wirk- 
samen Substanzen, vie Sulmazol oder Amrinon, verab- 
reicht, vorzugsweise in Dosieiningen zwischen etwa 5 
und 500 mg, insbesondere zwischen 20 und 100 mg pro 
Dosierungseinheit, Die tagliche Dosierung liegt vor- 
zugsweise zwischen etwa 0,1 und 10 mg/kg Korpergewicht* 
Die spezielle Dosis fiir jeden bestimmten Patienten hangt 
jeddch von den verschiedensten Faktoren ab, beispiels- 
weise von der Wirksamkeit der eingesetzten speziellen 
Verbindung, vom Alter, KSrpergewicht, allgemeinen Ge- 
sundheitszustand, Geschlecht, von der Kost, vom Verab- 
folgungszeitpunkt und ^weg, von der Ausscheidungsge- 
schwindigkeit, Arzneistoffkombination und Schwere der 
jeweiligen Erkrankung, welcher die Therapie gilt. Die 
orale Applikation ist bevorzugt. Im Vergleich zu den 
bisher zur Therapie der Herzinsuffizienz verwendeten 
Digitalis-Glykosiden zeichnen sich die Verbindungen 
der Formel I durch verbesserte therapeutische Breite 
und periphere Entlastung aus. 

Vor- und nachstehend sind alle Tempera turen in °C ange- 
geben. 
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Beispiel 1 



Man erliitzt ein Gemisch von 56 g Cyclohexan-l,3-dion und 
60 g Dimethylformamid-dimethylacetal 2,5 Std. auf dem 
Dampfbad und kiihlt ab. Der erhaltenen Losung von 2-Diine- 
thylaininomethylencyclohexan-l,3-dion werden 300 ml Metha- 
nol, 27 g CHjONa und 47 g Cyanacetandd zugesetzt. Das Ge- 
misch wird 4 Std. auf 100° erhitzt, in Wasser gegossen 
und mit Essigsaure angesauert. Man kuiat, filtriert ab, 
trocknet und erhalt so 3-Cyan-l,2,5,6,7,8-hexahydrochino. 
lin-2 , 5-dion; Zers. ab 290°. 

Analog erhalt man mit den entspirechenden N-R''--cyanacet- 
amiden: 

l-Methyl-3-cyan-l ,2,5,6,7 , 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion 
l-Ethyl-3-cyan-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion 
l-Propyl-3-cyan-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion 
l-Butyl-3-cyan-l, 2, 5, 6, 7, 8-hexahydrochinolin-2, 5-dion 
l-Isobutyl-3-cyan-l ,2,5,6,7 , 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion 
l-Hexyl-3-cyan-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-2 , 5-'dion 
l-Benzyl-3 -cyan-1 ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion 



Beispiel 2 

Man lost 0,23 g Na in 40 ml Propanol, gibt 3,09 g 2-(N- 

Isopropyl-acetamido)-4-methyl-5-(l-dimethylamino-3-oxo- 
l-buten-2-yl)-thiazol [erhaltlich durch Reaktion von 

3-Brom-4-oxopentansaureethylester mit N-Isopropylthio- 
harnstoff zu 2-Isopropylamino-4-methyl-thiazol-5-essig- 
saureethylester, Verseifung zur freien Saure (F. 195- 
197°), Reaktion mit Acetanhydrid/Pyridin, nachfolgende 
Saurespaltung zu 2-(N-Isopropylacetamido)-4-methyl-5- 
{2-oxopropyl)-thia2ol und Umsetzung mit Dimethyl form- 
amid-diethylacetal] und 0,84 g Cyanacetamid unter Riihren 
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hinzu, kocht das Gemisch 6 Std, , damp ft ein, versetzt mit 
Wasser, dann mit Salzsaure bis pH 2 und erhalt 3-Cyan- 
5-(2-N-isopropyl-acetamido-4-methyl-5--thia2olyl)--6-methyl- 
2-pyridon, F. 248-250''. Daneben wird 3-Carbamoyl-5-(2-N- 
isopropyl-acetamido-4-methyl-5-thiazolyl ) -6-methyl"2- 
pyridon isoliert, F. 269-270° • * 

Analog erhalt man: 

mit 2-Acetamido-4-methyl-5- ( l-dimethylamino-3-oxo-l- 
buten-2-yl)-thia20i das 3-Cyan-5-(2-acetamido-4-methyl- 
5-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F- > 355**; 

mit 2- (N-p-Methoxyphenyl-acetamido ) -4-inethyl-5- (l-dime- 
thylamino-3-oxo-l-buten-2-yl)-thiazol das 3-Cyan-5-(2-N- 

meth6xyphenyl-acetamido-4-methyl-5-thiazolyl)-6-methyl- 
2-pyridon; 

« 

mit 2-N-Ethyl-propiQnamido-4-(l-dimethylamino-3-oxo-l- 
buten-2-yl)-thiazol das 3-Cyan'-5-(2-N-ethyl-propion- 
amido-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F* 263-265*='; 

mit 2-N-Methyl-acetamido-4-(l-dimethylamino-3-oxo-l- 
buten-2-yl)-thiazol das 3-Cyan-5-(2-N-methylacetamido- 
4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon> F. 320-322°; 

mit 2-N-Ben2yl-acetamido-4-( l-dimethylamino-3-oxo-l- 
buten-2-yl)-thiazol das 3-Cyan-5-(2-N-benzylacetamido- 

4- thiazolyl )-2-pyridon, F. 250-253° . 

Beispiel 3 

Ein Gemisch von 3,09 g 2-(N-Isopropyl-acetamido)-4-methyl- 

5- (l-dimethylamino-3-oxo-l-buten-2-yl)-thiazol) und 0,95 g 
Cyanacetamid in 5 ml Essigsaure wird 1 Std. auf 120° er- 
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hitzt. Man kiihlt ab und versetzt mit Wasser. 3-Carbainoyl- 
5- ( 2-N-isopropyl-acetainido-4-methyl-5-thiazolyl ) -6-methyl- 
2-pyridon, F. 269-270°, fallt aus. 

Analog erhalt man 3-Carbamoyl-5-(2,4-dimethoxyphenyl)-2- 
pyridon-e-carbonsauremethylester. 

Beispiel 4 

Man lost 2,3 g Na in 50 ml Methanol, tropft eine Losung 
von 8,4 g Cyanacetamid in 100 ml Methanol hinzu, riihrt 
5 Min. und gibt eine Los\mg von 16,8 g 2-Ethoxymethylen- 
1,3-cyclohexandion in 60 ml Methanol Iiinzu. Nach Istd. 
Kochen dampft man ein imd 16st das zuriickbleibende Na-Salz 
in wenig Wasser. Nach dem Ansauem wird das erhaltene 

2- (2-Cyan-2-carbamoylethyliden)-cyclohexandion abfil- 
triert, mit Wasser gewaschen, in 200 ml Ethanol gelost 
und 2 Std. gekocht. Nach dem Eindampfen erhilt man 

3- Cyan-l,2,5,6,7,8-hexahydrochinolin-2,5-dion; Zers. ab 
290", 

Beispiel 5 

Man lost 2,3 g Na in 350 ml Isopropanol, versetzt unter 
Riihren mit 8,4 g Cyanacetamid und nach 15 Min. mit 35,1 g 

1 , 1-Dimethy 1 - ( 2 --p-methoxypheny 1 - 4 thi az o ly 1 ) 1 -bu ten- 

3-on [erhaltlich durch Reaktion von p-Methoxy-thiobenzamid 
mit 3-0xo-4-chlorbutansaureethylester zu 2-p-Methoxyphenyl- 
thiazol-4-essigsaureethylester, Verseifung, Reaktion mit 
Acetanhydrid/Pyridin zu 2-p-Methoxyphenyl-4-(2,4-dioxo-3- 
pentyl ) -thiazol , Saurespaltung zu 2-p-Methoxyphenyl-4- 
(2-oxopropyl)-thiazol und Umsetzung mit CSj/CHg J] , Nach 
4std^ Kochen dampft man ein, lost das erhaltene Salz in 
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Wasser und f allt mit 8 %iger Salzsaure das 3-Cyan-4-me- 

thylthio-5- ( 2-p«methoxyphenyl-4'-thiazolyl )-6--methyl-2- 
pyridon. 

Beispiel 6 

5 Ein Gemisch von 2,93 g 2-Oxo-3-dimethylaminomethylen-3- 
(2 , 4-dimethoxyphenyl ) -propionsauremethylester [ erhaltlich 
durch Kondensation von 2,4-Dimethoxybenzaldehyd mit Di- 
methylaminoessigsauremethylester zu 2 -Dimethyl amino -3- 
( 2 , 4-dimethoxyphenyl ) - acryls aureme thyles ter , Hydrolyse 

10 mit 1 n Salzsaure bei 20^ zu 2-Oxo-3-( 2, 4-dimethoxyphe- 
nyl )-propionsauremethyles ter und Reaktion mit Dimethyl- 
formamid-diethylacetal] , 8 g Cyanacetamid, 0,48 g NaH 
und 100 ml DMF wird hei llO*' 4 Std. geriihrt. Man gieBt 
auf Eis, sauert mit Salzsaure an und erhalt 3-Cyan-5-(2,4- 

15 dimethoxyphenyl ) ^2-pyridon*6-carbonsauremethylester , 
F. 207-209°, 

Beispiel 7 

Man riihrt ein Gemisch von 23 g 2-^Cyan-3-methyl-4-p-methoxy- 
phenyl-2-butensaureamid (cis-trans-Gemisch; erhaltlich 

20 durch Kondensation von p-Methoxyphenylaceton mit Cyan- 
acetamid), 16,2 g Dimethylformamid-diethylacetal und 45 ml 
DMF 6 Std. bei 145® und damp ft ein. Nach chrpmatographi- 
scher Trennung (Kieselgel; Elution mit Ethylacetat) er- 
halt man 3 -Cyan-4- ( 2-dimethylaminovinyl ) -5-p-methoxyphenyl- 

25 2-pyridon (F. 260-261''; aus Ethylacetat). 3-Cyan-4-p-metho- 
xybenzyl-2-pyridon (F; 199-200°; aus wasseriger Essig- 
saure) und 3-Cyan-4-methyl-5-p-methoxyphenyl-2-pyridon 
(F. 261-265°; aus wasseriger Essigsaure). 
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Analog erhalt man: 

3-Cyan-4-methyl-5-phenyl-2-pyridon 
3 -Cy an-4-me thyl - 5 - o- toly 1 - 2 -py r idon 
3 -Cyan-4-iiiethyl - 5-in- toly 1 -2 -pyr idon 

5 3-Cyan-4-methyl-5-o-methoxyphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4-methyl-5-in-methoxyphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4-methyl-5-p-chl6rphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4-methyl-5- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -2-pyridon 
3-Cyan-4-methyl-5- (2-pyridyl )-2-pyridon 

10 3-Cyan-4-methyl-5-(3-pyridyl)-2-pyridon 
3-Cyan-4-methyl-5- (4-pyridyl ) -2-pyridon 
3 -Cyan-4- ( 2 - dimethyl aminovinyl ) - 5 -phenyl -2 -pyr i don 
3-Cyan-4- ( 2-dimethylaminovinyl ) -5-o-tolyl -2-pyridon 
3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl )-5-m-tolyl -2-pyridon 

15 3 -Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5-o-methoxyphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5 -m-methoxyphenyl -2-pyridon 
3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyr) -5-p-methoxyphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5-p-chlorphenyl-2-pyridon 
3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5 - ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -2- 

20 pyr i don 

3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5- ( 2-pyridyl ) -2-pyridon 

3-Cyan-4- (2-dimethylaminovinyl ) -5- ( 3-pyridyl ) -2-pyridon 

3 -Cyan-4- ( 2 -dimethyl aminovinyl ) -5- ( 4-pyridyl ) -2-pyridon 

3-Cyan-4-ben2yl -2-pyridon 
25 3 -Cyan-4-o-me thylbenzyl -2 -pyr idon 

3 -Cyan-4 -m-me thy Ibenzyl -2 -pyr i don 

3 -Cyan-4-o-methoxybenzyl-2 -pyridon 

3 -Cyan-4-m-me thoxybenzyl-2 -pyridon 

3-Cyan-4-p-methoxyben2yl-2-pyridon 
30 3-Cyan-4-p-chlorbenzyl-2-pyridon 

3 -Cyan-4- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -2-pyridon 

3-Cyan-4- ( 2-pyridylmethyl ) -2-pyridon 

3 -Cyan-4- ( 3 -pyridylme thyl ) -2 -pyridon 

3 -Cyan-4- ( 4-pyridylmethyl ) -2 -pyridon • 
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Beispiel 8 

Ein Gemisch von 11,2 g Cyclohexan-l,3-dion, 12,1 g Dime- 
tJiylaminomethylen-malonsauredinitril, 4,8 g NaH und 
250 ml THF wird 6 Std. unter Riihren gekocht. Man konzen- 
triert, gibt Wasser zu, sauert mit Salzsaure an und er- 

halt 3-eyan-l,2,5,6,7,8-hexahydrochinolin-2,5-dion; Zers. 
ab 290*'. 

Analog erhalt man aus 2-(2-Oxopropyl)-8-carbamoyl-imi- 
dazo[l,2-aJpyridin (erhaltlich durch Reaktioh von 2-Amino- 
3-carbamoylpyridin mit 4-Chlor-3-oxo-butansaureethylester 
zu 8-Carbamoylimidazo[l, 2-a]pyridin-2"essigsaureethyl- 
ester, Reaktion mit Acetanhydrid/Pyridin zu 2-{2,4-^Dioxo- 
3-pentyl ) rSt-carbamoyl-imidazof 1 , 2-aJpyridin und Saure- 
spaltung) das 3-Cyan-5-(8-carbamoyl-imidazo[ l,2-a^pyridin- 
2-yl)-6-methyl-2-pyridon, Zers. ab 350** • 

Beispiel 9 

Man suspendiert 17,6 g 3-Cyan-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon 
(vgl. EP-OS 0089022) in 250 ml Dichlormethan, fugt 0,5 g 
CuBr2 hinzu und versetzt tropfenweise mit 17,6 g Brom 
unter Riihren. Nach 12 Std. Riihren bei 20° wird das er- 
haltene 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon abfiltriert 
und mit wasserigem Methanol gewaschen. F, 238° • 

Analog erhalt man durch Bromierung der entsprechenden 
Ketone : 

3 -Cyan-5 -bromace tyl -2 -pyr i don 

3-Cyan-4-methoxy-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-brompropionyl)-6-methyl-2-pyridon, F. 229° 
(Zers. ) 
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3-Cyan-5-(2-broitibutyryl)-6-methyl-2-pyridon 
3 -Cyan-5 -bromacetyl - 6 -ethy 1-2 -pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-brompropionyl ) -6-ethyl-2-pyridon 
3 -Cyan-S- ( 2-broinbutyryl ) -6-ethyl-2-pyridon 
3 - Cy an- 5 -br omace tyl -6 -pr opyl -2 -pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-brompropionyl ) -6-propyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-broinbutyryl ) -6-propyl-2-pyridon 
3 - Cyan- 5 -br omace ty 1 - 6 -butyl -2 -pyridon 
3-Cyan-5- (2-brompropionyl )-6-butyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- (2-brombutyryl )-6-butyl-2 -pyridon 
3-Cyan-6-brom-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion, 
F. 225-227*'. 

3 - C arb amoy 1 - 5 -br omace tyl - 6 -methyl - 2 -py r i don • 

Durch Chlorierxing sind analog (CuClg; tropfenweises 
Versetzen mit einer Losiing der berechneten Menge Chlor 
in CH2CI2) erhaltlich; 

3-Cyan-5-chloracetyl-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-4-methoxy-5-chloracetyl-2-pyridon 

3 - Cyan- 5 - ( 2 -chlorpr opi onyl ) -2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-chlorbutyryl ) -2-pyridon 

3 -Cyan-5 -chloracetyl-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- (2-chlorpropionyl )-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- (2-chlorbutyryl )-6-ethyl-2-pyridoh 

3-Cyan-5-chloracetyl-6-propyl-2-pyridon 

3 -Cyan-5 - ( 2 -chlorpropiony 1 ) -6-propyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-chlorbutyryl ) -6-propyl-2 -pyridon 

3-Cyan-5-chloracetyl-6-butyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- (2-chlorpropionyl ) -6-butyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-( 2-chlorbutyryl ) -6-butyl-2-pyridon 

3-Cyan-6-chlor-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 

3-Carbamoyl-5-chloracetyl-6-methyl-2 -pyridon. 
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Beispiel 10 

Eine Losung von 1,76 g 3'-Cyan-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon 
in 40 1 DMF wird unter Ruhren mit 1,2 g NaH, dann nach 
30 Min. mit 2 ml Diethylcarbonat versetzt. Anschliefiend 
5 werden weitere 5,3 ml Diethylcarbonat bei 35 - 40 ® zuge- 
tropft. Man riihrt noch 3^5 Std. bei 20 - 25 gieBt auf 
Eis, sauert bis pH 2 an iind filtriert das erhaltene 
3-Cyan-5-ethoxycarbonylacetyl-6-methyl-2-pyridon ab; 
174 - 175**. 

10 Analog erhalt man: 

3 -Cyan- 5 -e thoxycarbonyl ace ty 1 -2 -pyridon 

3 -Cyan- 5 -methoxycarbonylacetyl-6-methyl -2 -pyridon 

3 -Cyan-4-me thoxy- 5 - e thoxycarbonyl acetyl - 6 -me thyl -2 -pyridon 

3 - Cyan- 5 - ( 2 -e thoxycarbonyl -propionyl ) - 6 -methyl -2 -pyridon 

■ 

15 3-Cyan-5-ethoxycarbonylacetyl-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-6-ethoxycarbonyl^i, 2 ,5, 6 , 7, 8-hexahydro-chinolin- 

2,5-dion . 

3 -Carbamoyl - 5 -e thoxycarbonylace tyl -6 -me thyl -2 -pyridon . 

Beispiel 11 

20 Man versetzt eine Losung von 1,76 g 3 -Cyan- 5 -acetyl- 6- 
methyl-2-pyridon in 30 ml DMF rait 1,2 g NaH (80 %ig) und 
anschliefiend mit 4,4 g Ethylacetat- Nach 3std. Ruhren 
bei 20** giefit man auf Eis, gibt 2 n HCl bis pH 5,5 
hinzu und filtriert das erhaltene 3-Cyan-5-(l,3-dioxo-' 

25 butyl )-6-methyl -2 -pyridon ab; F. 222-225*'. 

Analog erhalt man durch Esterkondensation: 

3 - Cyan- 5 - f orray 1 ace tyl - 6 -methyl -2 -pyr i don 
3 -Cyan-5- (1,3 -dioxobutyl ) -2 -pyridon 
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• 73 

3-Cyan-5 - (1,3 -dioxopentyl ) -6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- (1,3 -dioxo-3-phenylpropyl ) -6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 1 , 3-dioxo-3-p-methoxyphenyl -propyl ) -6-methyl- 

2- pyridon 

3 -Cyan-5- [1,3 -dioxo-3 - ( 2 , 4-dimethoxyphenyl ) -propyl ] - 
6-methyl-2 -pyridon 

3- Cyan-5-[ 1 , 3 -dioxo-3 - (4-pyridyl ) -propyl] -6-methyl-2- 
pyridon 

3 -Cyan-5- [1,3 -dioxo-3 - ( 2 - f uryl ) -propyl ] - 6-methyl-2 - 
pyridon 

3 -Cyan-5 - [ 1 , 3 -dioxo-3 - ( 2 - thieny 1 ) -propy 1 ] - 6 -me thyl -2 - 
pyridon 

3 -Cyan-5- (1,3 -dioxobutyl ) -6 -ethyl -2 -pyridon 
3-Cyan-5- ( 1 , 3-dioxopentyl )-6-ethyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 1 , 3 -dioxo-3 -phenylpropyl )-6-ethyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 1 , 3 -dioxo-3 -p-methoxyphenyl -propyl ) -6-ethyl- 

2 - pyridon 

3 - Cyan-5 - [ 1 , 3 -^dioxo-3 - ( 2 , 4-dimethoxyphenyl ) -propyl J - 
6 -ethyl-2 -pyridon 

3-Cyan-5- [1,3 -dioxo-3- ( 4-pyridyl ) -propyl ] -6-ethyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-[l,3-dioxo-3-(2-furyl)-propyl]-6-ethyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- [ 1, 3-dioxo-3- (2-thienyl ) ^propyl] -6-ethyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-6-hydroxyinethylen-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin- 
2,5-dion 

3-Carbamoyl-6-acetyl-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 
3-Carbamoyl-6- ( 2 , 4-dimethoxybenzoyl ) -1 , 2 , 5 , 6 , 7 , 8-hexahydro- 
chinolin-2 , 5-dion 

3-Carbamoyl-6- ( 4-pyridylcarbonyl )-l,2,5,6,7, 8-hexahydro- 
chinolin-2 , 5-dion 

3-Cyan-6-acetyl-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5- 
dion, F. 265-268° (Zers.) 

3-Cyan-6-propionyl-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 
3-Cyan-6-ben2oyl-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 
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3-Cyan-6-p-methoxyben2oylr.i ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin- 
2,5-dion 

3-Cyan-6-(2, 4-dimethoxybenzoyl )-l,2, 5, 6> 7, 8-hexahydro- 
chinolin-2,5-dion, ab 230° Zers. 

3-Cyan-6- (4-pyridylcarbonyl ) -1 , 2 , 5 , 6 , 7 , 8-hexahydro-chino- 
lin-2,5-dion, F. 298-300° (Zers.) 

3-Cyan-6- ( 2-furoyl ) -1 , 2 , 5 , 6, 7 , 8-hexahydro-chinolin-2 , 5- 
dion 

3-Cyan-6- ( 2-thenoyl ) -1 ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5- 
dion 

3 -Carbamoyl-5- ( 1 , 3 -dioxobutyl ) -6-methyl-2-pyridon . 

■ ■w 

Beispiel 12 

Eine Suspension von 2,55 g 3-Cyan-5^bromacetyl-6-methyl- 

2- pyridon und 0,5 g NaOH in 50 ml Ethanol wird 16 std. 
bei 20° geriihrt* Nach Eihdampfen imd Waschen des Riick- 
standes rait Wasser erhalt man 3-Cyan-5-hydroxyacetyl-6- 
methyl-2-pyridon, F; 246-248°, 

Analog erhalt man durch Bydrolyse der entsprechenden Brom- 
oder Chlorverbindimgen: 

3 - Cyan-5 -hydroxyacetyl-2-pyridon 

3 -Cyan-4-methoxy-5 -hydroxyacetyl -6-methyl -2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-hydroxypiropionyl ) -6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-hydroxybutyryl ) -6-methyl-2-pyridon 
3 -Cyan- 5 -hydroxy ace ty 1 - 6 - ethyl -2 -py r i don 
3 -Cyan- 5 - { 2 -hydroxypropionyl ) - 6-e thyl-2 -pyr idon 
3-Cyan-5- (2-hydroxybutyryl ) -6-ethyl-2-pyridon 

3 -Cyan- 5 -hydroxyace ty 1 -6 -propyl -2 -pyr idon 
3-Cyan-5- (2-hydroxypropionyl >-6-propyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-(2-hydroxybutyryl )-6-propyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-hydroxyacetyl-6-butyl-2-pyridon 
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3-Cyan-5-(2-hydroxypropionyl.)-6-butyl-2Tpyridon 
3-Cyan-5-(2-hydroxybutyryl)-6-butyl-2-pyridon 

3-Cyan-6-hydroxy-l, 2, 5, 6, 7, 8-hexahydro-chinolin-2, 5-dion 
3 -Carbamoyl -5 -hydroxy ace tyl - 6-me thyl -2 -pyridon . 

5 Bei spiel 13 

Man lost 0,26 g Na in 50 ml absolutem Ethanol, fiigt . 
2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon hinzu 
imd ruhrt 16 Std. bei 20°. Nach Eindampfen und Waschen 
des Riickstandes mit Wasser erhalt man 3-Cyan-5-ethoxy- 
10 acetyl-6-methyl-2-pyridon, F. 167-169°. 

Analog erhalt man mit den entsprechenden Alkoholen: 

3 -Cyan- 5 - ethoxy ace tyl -2 -pyridon 

3 -Cyan-5-methoxyacetyl -6 -methyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5-propoxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 
15 3 - Cyan- 5 - i s opr opoxy ace ty 1- 6 -methyl - 2 -pyr idon 

3 -Cyan- 5 -butoxyacetyl - 6-methyl -2 -pyridon 

3 -Cyan-5 -pentoxyacetyl-6-methyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5-hexoxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-4-methoxy-5-ethoxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 
20 3-Cyan-5- ( 2-ethoxypropionyl ) -6 -methyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5-ethoxyacetyl-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-6-ethoxy-l ,2,5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 

3 -Carbamoyl-5-ethoxyacetyl-6-methyl-2-pyridon . 

Beispiel 14 

25 Ein Gemisch von 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2- 
pyridon und 1,04 g Formamidiniumacetat in 25 ml Essig- 
saure wird bei 100 ° 4 Std. geriUirt. Man konzentriert 
die erhaltene Losung, wobei 3-Cyan-5-acetoxyacetyl- 
6-methyl-2 -pyridon auskristallisiert. F. 243-244 °. 
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Analog erhalt man: 

3 -Cyan- 5 - ace toxyace tyl -2 -pyridon 

3 -Cyan- 5 - acetoxy acetyl -6 -ethyl -2 -pyri don 

3 -Cyan- 5 - ace toxyace ty 1 -6 -propyl -2 -pyri don 

3 -Cyan- 5 -ace toxy acetyl - 6 -butyl*2 -pyridon 

3 - Cyan-4 -me thoxy-5 - ace toxy ace tyl - 6 -methyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5- (2-acetoxypropionyl )-6-^methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- (2-acetoxypropionyl )-6-ethyl-2-pyridon 

3 -Cyan-5- ( 2-acetoxypropionyl ) -6-propyl-2-pyridon 

3-Cyan-6-acetoxy-l ,2/5,6,7, 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion 

3 -Carb amoy 1 - 5 - ace toxy acetyl - 6 -me thy 1 -2 -pyridon 

3-Cyan-5-propionyloxyacetyl-6-methyl-2-pyridon • 

Beispiel 15 

Ein Cemisch von 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2- 
pyridon, 1,46 g KSCN und 50 ml Acetonitril wird 2 Std. 
bei 20 ° geriihrt. Das erhalt ene 3 -Cyan-5 -thiocyanato- 
acetyl-6-methyl-2-pyridon wird abfiltriert und mit Was- 
ser gewaschen. 218 (Zers*)* 

Analog erhalt man 

3 - Cyan- 5 tbiocy ana to ace ty 1 -2 -pyri don 

3-Cyan-5-thiocyanatoacetyl-6-ethyl-2-pyridon 
3 - Cyan- 5 - thi ocyanat oace ty 1 - 6 -propyl -2 -pyri don 

3-Cyan-5-thiocyanatoacetyl-6-butyl-2-pyridon 
3 -Cyan-4-me thoxy-5- thiocyanatoace tyl -2 -pyridon 
3 - Cyan- 5 - ( 2 - thi ocy ana topr op iony 1 ) - 6 -methyl -2 -pyri don 
3-Cyan-5- (2-thiocyanatopropionyl )-6-ethyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-(2-thiocyanatopropionyl)-6-propyl-2-pyridon 
3-Cyan-6-thiocyanato-l , 2 , 5, 6, 7, 8-hexahydro-chinolin- 
2,5-dion 

3-Carbamoyl-5-thiocyanatoacetyl-6-ethyl-2-pyridon* 
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Beispiel 16 

Man kocht 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-inethyl-2-pyridon 
(Oder 2,1 g 3-Cyan-5-chloracetyl-6-methyl-2-pyridon) 
und 0,75 g Thioacetamid in 50 ml Ethanol 5 Std., dampft 
ein, chromatographiert an Kieselgel (CH2CI2/CH3OH 9:1) 
und erhalt 3-Cyan-5-(2-methyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon, F. 288-293 " (Zers.). 

Analog erhalt inan mit den entsprechenden Thioamiden: 

3-Cyan-5- (2-ethyl-4-thia2olyl )-6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- (2-hexyl-4-thiazolyl )-6-inethyl-2-pyridon 
3 -Cyan-5- ( 2 -allyl-4- thiazolyl ) -6-methyl-2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-ethoxycarbonylmethyl-4-thiazolyl ) -6-methyl- 

2- pyridon, F. 192-194 * 

3- Cyan-5-(2-carbampylmethyl -4- thiazolyl )-6-inethyl-2- 
pyridon, Zers . ab 178 • 

3-Cyan-5- (2 -cyanniethyl-4- thiazolyl ) -6-methyl-2-pyridon, 
F. 281-283 ° 

3-Cyan-5-(2-benzyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon 

3-Carbainoyi-5- (2-ethoxycarbonylmethyl-4-thiazolyl ) ^6- 
methyl-2-pyridon 

3^Carbainoyl-5-(2-cyanmiBthyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon. 

Beispiel 17 

Man ruhrt 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-inethyl-2-pyridon 
und 1,67 g p-Methoxythiobenzamid 3 Std. bei 100 ° in 
50 ml DMF, kiihlt ab, filtriert und erhalt 3-Cyan-5- 

(2-p-methoxyphenyl-4- thiazolyl ) -6-methyl-2-pyridon, 
F. > 300 
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Analog erhalt man mit den entsprechenden Thioamiden 
(wobei man auch Triethylamin zur Bindung des entstehenden 
HBr zusetzen kann): 

3-Cyan--5- (2-phenyl--4-thiazolyl )-6-methyl-2-pyridon, 
5 F, 299-308^ 

3-Cyan-5-(2-o-tolyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 
F. 246-248*' 

3-Cyan-5-(2-p-tolyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 
F- 310-312^ 

10 3-Cyan-5-(2-p-ethylphenyl-4-tJiiazolyl)-6-methyl-2--pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-p-ethoxyphenyl-4-thia2olyl ) -6-methyl-2 -pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-p-f luorphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2-pyrid6n 

3-Cyan-5-(2-p-chlorphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 
F. > 300 

1 5 3 -Cyan-5- ( 2 -p-bromphenyl-4-thi azolyl ) - 6 -methyl -2 -pyri don 
3-Cyan-5- ( 2-p-jodphenyl-4-thi azolyl ) -6-methyl-2-pyridon 

3 -Cy an-5 - ( 2 -m- tr i f luorme thylphenyl -4 - thi azoly 1 ) - 6 -methy 1 - 

2 - pyri don 

3- Cyan-5- (2-o-hydroxyphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
20 pyridon, F. > 300 

3-Cyan-5- ( 2-m-hydroxyphenyl-4-thi azolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

>Cyan"5- ( 2-p-hydroxyphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon, F. > 300 * 

25 3-Cyan-5-(2-o-nitrophenyl-4-thiazolyl )-6-methyl-2- 
pyridon, f/ 268-277 ® (Zers.) 

3 -Cyan-5- ( 2-m-nitrophenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon^ F. 301-304 ^ 

3-Cyan-5-(2-p-nitrophenyl-4-thiazolyl )-6-methyl-2- 
30 pyridon, F. 317-320 

3-Cyan-5-(2-o-aminophenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon, F. 247 ® 

3-Cyan-5- (2-m-aminophenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon, F. > 300 ^ 
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3-Cyan-5-(2-p-aininophenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon, F. > 300 ^ 

3-Cyan-5- (2-o-methylandnophenyl-4-tMazolyl )-6-methyl-- 
2-pyridon 

5 3-Cyan-5- (2~m-methylaminophenyl-4--thia2olyl )-6-methyl- 
2-pyridon 

. 3-Cyan-5- (2-p-methylaininophenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2-o-dimethylaminophenyl-4- thiazolyl ) -6-methyl- 
10 2-pyridon 

3-Cyan-5- (2-m-dimethylaminophenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Gyan-5-{2-p-dimetJiylandnophenyl-4-tIiiazolyl)--6-roethyl- 
2-pyridon, F. > 300 

15 3-Cyan-5--{2-p-diethylaiuinophenyl-4-thiazolyl)-6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- (2-p-dihexylamiiiophenyl-4-thiazolyl )-6-methyl- 

2- pyridon 

3 - Cyan- 5 - ( 2 - o - cy anphenyl -4- thi azolyl ) - 6 -me thyl -2 -pyr idon 
20 3-Cyan-5-(2-m-cyanphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-cyanphenyl-4-thiazolyl )-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-o-carbamoylphenyl-4-thiazolyl )-6-inethyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-(2-m-carbamoylphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
25 pyr idon 

3 -Cyan-5- ( 2-p-carbamoylphenyl-4- thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-methylthiophenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon 

30 3 -Cyan-5- ( 2-p-hexylthiophenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-methylsulfinylphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl- 

2 - pyr idon 

3- Cyan-5-(2-p-ethylsulfonylphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl- 
35 2-pyridon 
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3-Cyan-5- ( 2-o-dimethylphosphonomethylphenyl--4-- thiazoiyl ) - 
6-ine thyl -2 -pyri don 

3-Cyan-5- ( 2 -mediae thylphosphonomethylphenyl -4- thiazoiyl ) - 
6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-dimethylphosphonomethylphenyl-4*thiazolyl 
6-methyl-2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-o-diethylphosphonomethylphenyl-4-thiazolyl ) 
6-methyl-2-pyridon, F. 225-229® 

3~Cyan-5- (2-m-dietiylphosphonomethylphenyl -4- thiazoiyl ) - 
6-niethyl-2-pyridon, F. 181-183** 

3-Cyan-5-(2-p-diethylphosphonomethylphenyl-4-thiazolyl)- 
6-inethyl-2-pyridon, F. 160-162** 

* ■ 

3-Cyan-5- ( 2-o-Metho;qrcarbonylphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl- 

2- pyr:idon 

3- Cyan-5- ( 2-m-Methoxycarbonylphenyl-4-' thiazoiyl ) -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2-p-Methoxycarbonylphenyl-4- thiazoiyl ) -6-methyl- 

2 - pyridon 

3- Cyan-5-(2-o-Ethoxycarbonylphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2-in-Ethoxycarbonylphenyl-4- thiazoiyl ) -6-methyl- 

2 - pyri don 

3- Cyan-5- ( 2 -p-Ethoxycarbonylphenyl-4- thiazoiyl ) -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2-o-Methoxycarbonylmethylphenyl-4-thiazolyl ) -6- 
me thyl - 2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-m-Methoxycarbonylmethylphenyl-4-thiazplyl ) -6- 
me thyl -2 -pyri don 

3-Cyan-5- ( 2-p-Methoxycarbonylmethylphenyl-4-thiazolyl ) -6- 
me thyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2 -o-Ethoxycarbonylmethylphenyl-4- thiazoiyl ) -6- 
rae thy 1 - 2 -pyr i don 

3-Cyan-5-(2-m-Ethoxycarbonylinethylphenyl-4-thiazolyl)-6- 
me thyl -2 -pyr idon 

3-Cyan-5- ( 2-p-Ethoxycarbonylmethylphenyl-4-thiazolyl ) -6- 
me thyl -2 -pyri don 
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3-Cyan-5-(2-p-methoxymethylphenyl.4-thiazolyl).6-.methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- (2-p-ethoxymethylphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl. 

2- pyridon 

3- Cyan-5.[2-p-(2-ffiethoxyethyl)-phenyl-4-thia2olyl].6. 
methyl -2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-methylthiomethylphenyl.4-ma2olyl).6.methyl 
2-pyridon 

3 -Cyan-5- ( 2-p-ethyl thioinethylphenyl-4- thiazolyl ) -e-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- [ 2 -p- ( 2-methyl thioethyl ) -phenyl -4- thiazolyl ] - 6- 
methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- [ 2- (4-biphenylyl ) -4- thiazolyl] -6-methyl-2-pyridon 
3 -Cyan-5- [ 2 - ( 4 ' - f luor-4-biphenylyl ) -4- thiazolyl ] -6-iae thyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2-p-phenoxyphehyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3 -Cyan-5- [2- (p-4-f luorphenoxy-phenyl ) -4- thiazolyl )-6- 
methyl-2 -pyridon 

3-Cyan-5- ( 2 -p-phenylthiomethyl -phenyl -4- thiazolyl ) -6- 
inethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- [ 2- (p-4-fluorphenylthiomethyl -phenyl ) -'4-thia- 
zolyl] -6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- [ 2- (p-2-hydroxyethylphenyl ) -4- thiazolyl ] -6- 
methyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5-[2-(2,4-dimethoxyphenyl)-4- thiazolyl] -6-methyl- 

2 - pyridon, F, > 300** 

3- Cyan-5- ( 2- ( 3 , 4 , 5-trimethoxyphenyl ) -4-thiazolyl] -6- 
methy 1-2 -pyridon 
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3-.Cyan-5- { 2- ( 2-pyridyl ) -4- thiazolyl ] -6-methyl-2-pyridon , 
F. > 300*^ 

3-Cyan-5-(2-(3-pyridyl )-4-thiazolyl] -6-methyl-2-pyridon, 
F. 267-272** (Zers.) 

3-Cyan-5-[2-(4-pyridyl)-4-thia2olyl3-6-methyl-2-pyridon, 
F. > 300^ 

3-Gyan-5- { 2- (4-methyl-3 -pyridyl ) -4-thia2olyi] -6-inethyl- 

2- pyridon, F. 298-299^ 

3- Cyan-5- [ 2- ( 5-f luor-3-pyridyl ) -4-thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2- ( 5-chlor-3-pyridyl ) -4-thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2- ( 5-brom-3-pyridyl ) -4- thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- ( 2- ( 5- j od-3-pyridyl ) -4-thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- I 2- ( 5-nitro-3-pyridyl ) -4-thiazolyl] -5-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- [ 2- ( 5-cyan-3-pyridyl ) -4- thiazolyl ] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5- t 2- ( 5-carbamoyl-3-pyridyl ) -4-thiazolyl3 -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-5-[2-(5-methoxycarbonyl-3-pyridyl )-4-thiazolyl] -6- 
me thyl -2 -pyridon 

3-Gyan-5- (2- ( 2 -pyrimidyl ) -4-thiazolyl] -6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-(2-(5-acetyl-6-methyl-2-pyridon-3-yl)-4-thiazolyl]- 
6 -methyl -2 -pyridon, F. 2 64-2 65® 

3-Carbamoyl-5- ( 2-p-methoxyphenyl-4-thiazolyl )-6-Iaethyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5- (2-p-chlorphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbainoyl-5-(2-o-hydroxyphenyl-4-thia2olyl)-6-methyl-2- 
pyridon 

3 -Carbamoyl-5- ( 2-p-hydroxyphenyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 
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3-Carbamoyl-5- (2-o-nitrophenyl-4-thia2olyl )-6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5- ( 2-m-nitrophenyl^4-thiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbainoyl-5- (2-p-nitrophenyl-4-thiazolyl )-6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbanioyl-5-(2-o-aininophenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon 

3 -Carbamoyl-5- ( 2 -m-amiiiophenyl-4-thia20lyl ) -6 -methyl-2 - 
pyridon 

3-Carbainoyl-5- (2-p-aminophenyl-4-thiazolyl )-6-metliyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5- (2-p-dimethylaminophenyl-4-thiazolyl ) -6- 
methyl -2 -pyridon 

3 -Carbamoyl-5- ( 2-o-diethylphosphonolIlethylphenyl-4-thia- 
2olyl )-6-inethyl-2-pyridon 

3-Carbamoyl-5-(2-m-diethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl ) - 6 -me thyl -2 -pyr idon 

3-Carbanioyl-5- ( 2-p-diethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl )-6-methyl-2-pyridon 

3-Carbainoyl-5-[2-(2,4-diinethoxyphenyl)-4-thiazolylJ -6- 
rae thyl -2 -pyridon 

3 rCarbamoyl-5- f 2- ( 2-pyridyl ) -4-thiazolyl ] -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5-[2-(3-pyridyl )-4-thia2olyl] -6-inethyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (4-pyridyl ) -4-thiazolyl] -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5-[ 2-(4-methyl-2-pyridyl)-4-thiazolyl] -6- 
methyl-2-pyridon . 

Beispiel 18 

Analog Beispiel 16 erhalt man aus 3-Cyan-6-brom-l,2,5,6, 
7,8-hexahydro-chinolin-2.5-dion mit Thioformamid das 
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8-Cyan-4 ,5,6, 7-tetrahydro-thiazolol4 , 5-f ] chinolin- 

> 300^. 

Analog erhalt man mit den entsprechenden Thioamiden die 

folgenden 8-Cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-thiazolol4, 5-f ]chino- 
lin-7-one: 

2-Methyl-, F. > 300'* 
2 -Ethoxycarbonylme thyl - 
2 -Carbamoylme thy 1 - 
2-Cyanmethyl-, 
2-Phenyl- 

2-p-Tolyl-, F. > 300** 
2 -p-Ethylphenyl - 
2-p-Methoxyphenyl-^ F. > 300** 
2 -p-E thoxypheny 1 - 
2 -p-Fluorphenyl- 
2 -p - Chi orpheny 1 - 
2-p-Bromphenyl- 
2 -p- Jodphenyl - 
2-m-Trif luonaethylphenyl- . 
2-o-Hydroxyphenyl- 
2 -m-Hydroxypheny 1 - 
2 -p-^Hydroxypheny 1 - 
2- o-Ni tr ophenyl - 
2 -m-Ni txopheny 1 - 
2^p-Nitrophenyl- 
2 -o- Aminophenyl - 
2 -m-Aminopheny 1 - 
2 -p - Aminophenyl - 
2 -p-Dime thy 1 aminophenyl - 
2 -o-Dimethylphosphonomethylphenyl- 
2 -m-Dimethylphosphonomethylphenyl- 
2-p-Dimi5thylphosphonomethylphenyl- 
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2-o-Diethylphosphonomethylphenyl-, F. 222-225* 

2-in-DiethylphosphonoBiethylphenyl-, F. 228 «* 

2-p-Diethylphosphonomethylphenyl- 

2- ( 2 , 4-Dijnethoxyphenyl ) - 

2-(2-Pyridyl)- 

2-(3-Pyridyl)- 
2-(4-Pyridyl)-, F. > 300° 
2- ( 4-Methyl-3 -pyridyl ) - 

sowie die folgenden 8-Carbaittoyl-4,5,6, 7-tetrahydro-thia- 
zolo^4,5-f Jchinolin-7-one (mit 3-Carbamoyl-6-brom-l,2,5, 
6, 7, 8-hexahydro-chinolin-2, 5-dion) : 

2-Methyl- 
2-p-Tolyl- 

2 r-p-Methoxyphenyl- 

2-o-Diethylphosphonomethylphenyl- 

2-m-Diethylphosphonomethylphenyl- 

2-p-Diethylphosphonoinethylphenyl- 
2-(4-Pyridyl)-. 



Beispiel 19 

Analog Beispiel 16 erhalt man aus 3-Cyan-5-bromacetyl-6- 
methyl-2-pyridon mit Ammouium-dithiocarbamat das 3-Cyan- 

5-(2-mercapto-4-thia2olyl)-6-methyl-2-pyridon, Zers. bei 
295". 

Analog erhalt man mit S-Methyl-dithipcarbamat das 3-Cyan- 

5-(2methylthio-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 
F. 258-260», , 

sowie aus 3-Carbamoyl-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon: 
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3-Carbamoyl-5-(2-inercapto-4-thia2olyl )-6-methyl-2-pyridon 
3-Carbanioyl-5- (2-inethylthio-4-thiazolyl )-6-methyl-2- 
pyridon. 

Beispi«l 20 

Analog Beispiel 17 erhalt man aus 3-Cyan- bzw. S-Carba- 

inoyl-4-methoxy-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon mit den 
entsprechenden Thioamiden: 

3-Cyan-4-methoxy-5- ( 2-p-methoxyphenyl-4-thiazolyl ) -6- 
methyl-2-pyridon, F. 251-253" 

3-Cyan-4-inethoxy-5-(2-p-hydroxyphenyl-4-thiazolyl)-6- 
jnethyl-2-pyridon 

3- Cyan-4-methoxy-5- ( 2-p-diethylphosphonometh,ylphenyl- 

4- thia261yl ) -6-methylr2-pyridon 

3-Cyan-4-methoxy-5-(2- (2-pyridyl )-4-thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-4-methoxy-5- [ 2- ( 3-pyridyl )-4-thiazolyl J -e-methyl- 

2- pyridon 

3- Cyan-4-methoxy-5-[2-^-pyridyl)-4-thiazolyl] -6-methyl- 

2- pyridon, E. > 300°. 

3- Carbamoyl-4-methoxy-5- ( 2-p-methoxyphenyl-4-thiazolyl ) - 
6-methyl -2 -pyridon 

3-Carbamoyl-4-methoxy-5- [ 2- (4-pyridyl ) -4-thiazolyl ] -6- 
methyl -2 -pyridon . 

Beispiel 21 

Man kocht 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon 
und 0,76 g Thiohamstoff 3 Std. in 50 ml Ethanol. Das 
nach dem Abkiihlen ausgefallene Hydrobromid wird abfil- 
triert und in wenig Wasser gelost. Durch Zugabe von ver- 
diinnter Natronlauge fallt man 3-Cyan-5-(2-amino-4-thia- 
zolyl)-6-methyl-2 -pyridon, F. > 2^0°. 
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Analog erhalt man mit den entsprechenden Thiohamstoffen 
die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3-Cyan-5-(2-methylainino-4-thiazolyl)-, 275-278** 

3-Cyan-5-(2-ethylamxno-4-thiazolyl)-, F. 230-235° 

5 3-Cyan-5-(2-propylamino-4-thiaz61yl)- 

3-Cyan-5-(2-isopropylamino-4-thiazolyl)-, F. 222-224° 

3-Cyan-5- (2-butylamino-4-thia2olyl )- 

3-Cyan-5- ( 2-isobutylainino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5- (2-sek. -butylamino-4-thiazolyl ) - 

10 3-Cyan-5- (2-tert . -butylamino-4-thiazolyl )- 

3-Cyan-5- (2-pentylamino-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5-(2-hexylamino-4-thia2olyl)-, F. 159-162° 

3-Cyan-5-(2-allylainino-4-thiazolyl)-, F. 220-222° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-hydx:oxyethyl-ainino ) -4-thiazolyl] - , 
15 F. 248-251° 

3-Cyan-5- [2- (N-3-hydroxypropyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2 , 3 -dihydroxypropyl- amino ) -4-thiazolyl } - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2-dimethylaminoethyl-amino ) -4-thia2olyl] - , 
F. 199-202° 

20 3-Gyan-5- [ 2- (N-3-dimethylaminopropyl-amino ) -4-thia2olyl J - , 
Hydrochlorld, F. 278-280° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-diethylaminoet±iyl-amino ) -4-thiazolyl ] - , 
F* 250-254° 

3-Cyan-5-[2-{N-2-£ormamidoethyl-amino)-4-thiazolyl] - 

25 3-Cyan-5-[ 2- (N-2-acetamidoethyl-amino) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-propionamidoethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2 - (N-2-butyramidoethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-benzamidoethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-raethoxybenzamidoethyl-amino ) -4-thia- 
30 zolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylacetamidoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3-p-methoxyphenylpropionamido ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-2 - (3 - (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -propionamido ) - 
ethyl-amino)-4-thia2olyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-2-pyrrolidinoethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - , 
F. 199** 

5 3-cyan-5- [ 2- (N-2-piperidinoethyl -amino ) -4-thiazolyl J - , 
F. 208-210^ 

3-Cyan-5-f 2- (N-3- (2-methylpiperidino )-propyl-amino )-4- 
thiazolylj-, Zers. ab 90** 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (2-oxopyrrolidino ) -ethyl-amino ) -4- 
10 thia^olylj- 

3.-Cyan-5- 1 2- (N-3- ( 2-oxopyrrolidino ) -propyl-amino ) -4- 
thiazolyl]-, F. 178-181° 

3 - Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 2 , 5-dioxopyrrolidino ) -ethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

15 3 -Cyan-5- ( 2- (N-2- (2-oxopiperidino ) -ethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- ( 2- (N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) -ethyl-amino >-4- 
thiazolyi]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (4-benzylpiperidino ) -ethyl-amino ) -4- 
20 thiazolylj- 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 2-carboxypyrrolidino ) -ethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- ( 2- (N-2 - ( 2-ethoxycarbonylpyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

25 3-Cyan-5- { 2- (N-2- ( 2 -benzyl oxycarbonylpyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ].- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-morpholinoethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - , 
F. 245-246° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-3-morpholinopropyl-amino ) -4-thiazolyl] - , 
F. 183-185° 

3 -Cyan-5- (2-(N-2-piperazinoethyl-amino) -4-thiazolyl]-, 
F. 287-293° 

3-Cyan-5-I 2- (N-2- (2 , 6-dioxopiperazinb ) -ethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 4-inethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino )-4-thia20lyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 4-ethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) -ethyl- 
ainino ) -4-thia2olyl ] - 

5 3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (2 , 3-dioxopiperazino ) -ethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (4-methyl-2 , 3-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 

3-CyanT-5- [ 2- (N-2- ( 4-ethyl-2 , 3 -dioxopiperazino ) -ethyl- 
10 amino) -4-thiazolyl ]- 

3-Cyan-5-{2-(N-2-(3 , 5-dioxopiperazino) -ethyl-amino) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-(2-(N-2-(4-methyl-3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 
15 3-Cyan-5- [2- (N-2- (4-ethyl-3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino )-4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2- (4- ( 2-dimethylaminoethyl ) -3 , 5-dioxo- 
piperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-2-(2, 5-dioxo-l-imidazolidinyl )-ethyl- 
20 amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[ 2- (N-2- (3-methyl-2 , 5-dioxo-l-imidazolidinyl ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-2-(3-ethyl-2,5-dioxo-l-imidazolidinyl)-ethyl 
amino ) -4-thiazolyl] - 

25 3-eyan-5-[2-(N-2-methoxyethyl-amino)-4-thiazolyl]-, 
F. 192-195*' 

3-Cyan-5-(2-benzylamino-4-thiazolyl)-, F. 275° 

3-Cyan-5- (2-p-methoxybenzyl-amino-4-thia2olyl )- , 
F. 222-224°; Hydrobromid, F. 196-199° 
30 3-Cyan-5- [ 2- (2-phenylethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- ( 2-p-methoxyphenylethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - , 
F. 158-162° 

3 -Cyan-5- [ 2- ( 2 - ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl]-, F. 175-178° 
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3-Cyan-5-(2-(N-2-hy<lroxy-2-phenyl-ethyl-ainino)-4-thiazolyl] 
3-Cyan-5-[2-(N-l-indanylamino)-4-thiazolyl]-, F. 230-233° 
3-Cyan-5- (2- (N-2- ( 2-pyridyl ) -ethylamino ) -4-thiazolyl ] - , 
F. 245-249" 

5 3 -Cyan-5- [ 2 - (N-2- ( 3 -pyridyl ) -ethylamino ) -4- thiazolyl J - 
3-Cyan-5- [2- {N-2- ( 4-pyridyl ) -ethylamino ) -4-thiazolyl ] - , 
238-240** 

3-Cyan-5- ( 2- (N-4-piperidylamiho ) -4-thia2olyl] - 
3-Cyan-5- [2- (N- (l-benzyl-4-piperidyl )-amino )-4-thiazolyl] - , 
10 F. 187-189^ 

3-Cyan-5- { 2- (N- ( 1-f ormyl-4-piperidyl ) -amino ) -4-thia2olyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N- ( l-ethoxycarbonyl-4-piperidyl ) -amino ) -4- 
thiazolyl]-, 261-264^ 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 4-methyl-5-imidazolylmethylthio ) -ethyl- 
15 amino)-4-thiazolyl]-, F. 143-144** 

3-Cyan-5-(2-dimethylamino-4-thiazolyl)-, F. 290-294 

3-Cyan-5- (2-diethylamino-4-thiazolyl )- , 

3 -Cyan-5- ( 2-dipropylamino-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- (2-diisopropylamino-4- thiazolyl )-/ F* 262-263** 
20 3-Cyan-5-[ 2- (bis-2-hydroxyethyl-amino) -4-thiazolyl]-, 

Hydrobromid, F. 244-245** 

3-Cyan-5- ( 2-N-methyl-N-benzyl-amino ) -4-thiazolyl- , 
F- 258-261** 

3-Cyan-5- ( 2-N-ethyl-N-benzyl-amino ) -4-thiazolyl- , 
25 F. 225-228** 

3-Cyan-5- [2- (N-methyl-N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl- 
amino] -4-thiazolyl-, F. 232-235** 

3-Cyan-5-t 2- (N-metbyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]-, Hydrbbromid, F. 255-257** 
30 3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]-, F- 190-193** 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]-, F. 233-236** 

3-Cyan-5- [ 2*^ (N-benzyl-N~2-dimethylaminoethyl-amino ) -4- 
35 thiazolyl]-, F. 166-169** 
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3-Cyan-5- { 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2-dimethylaininoethyl- 
amino )-4-thiazolylJ - 

3 -Cyan-5- 1 2 - (N- (3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2 -dimethylamino- 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

5 3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-dilnethylamino- 
ethyl-alnino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-di- 
methylaminoethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2-dimethylaminoethyl-aniino ) -4- 
10 thiazolyl]-, F. 215-217* 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-niethoxyphenyl-N-2-dimethylaininoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 

to 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-3 -dimethyl aminopropyl- amino ) -4- 
thiazolyl]- 

15 3-Cyan-5.- [2- (N-ethyl-N-3-dimethylaminopropyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [2- (N-isopropyl-N-3-dimethyiaminopropyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5- 1 2- (N-benzyl-N-3-dimethylaminopropyl-amino ) -4- 
20 thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-3-dimethylaminopropyl- 
amino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N- (3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-3-dimethylaminb- 
propyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

25 3-Cyan-5-[2-(N-2-p-methoxyphenylethyl-N-3-dimethylamino- 
propyl-amino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[ 2- (N-2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-3-di- 
methylaminopropyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-3-dimethylaminopropyl-amino ) -4- 
30 thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-3-dimethylaminopropyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2-diethylaminoethyl-ainino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-^5- [ 2- (N-ethyl-N-2-diethylaminoethyl-amino) -4- 
thiazolyl]-, F. 155-158° 

5 3-Cyan-5- ( 2- (N-isopropyl-N-2-diethylaminoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2-diethylaminQethyl«amino ) -4- 
thiazolyl)- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2-diethylaininoethyl- 
10 amino )-4-thiazoiyl] - 

3-Cyan-5- f 2- (N- ( 3 , 4-diinethoxybenzyl )-N-2 -diethyl amino-. 
ethyl-amino)-4-thiazolylJ - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-diethylamino- 
e thyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

15 3-Cyan-5-{ 2- (N-2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-di- 
ethylaminoethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2-diethylaminQethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5-[ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2-diethylaminoethyl- 
20 amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-methyl-N-2-forraamidoethyl-amino)-4-thia- 
zolyl]- 

3 - Cyan- 5 - ( 2 - ( N- ethyl -N-2 - f ormamidoethy 1 - amino ) -4- thi a- 
zolyl]- 

25 3-Cyan-5r [2- (N-isopropyl-N-2-formamidoethyl-amino) -4-thia- 
zolyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl -N-2- f ormamidoethy 1- amino ) -4-thia- 
zolyl ]- 

3 -Cyan- 5 - ( 2 - ( N-p-me thoxybenzyl -N-2 - f ormamidoe thyl - amino ) - 
30 4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2-formamidoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl J - 

3 -Cyan- 5 - [ 2 - ( N-2 -p-methoxyphenyle thyl -N-2 - f ormamidoe thyl - 
amino ) -4-thiazolyl ] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-fonnaini- 
doethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2-f ormamidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- {N-p-methoxyphenyl-N-2-f ormamidoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl] - 

3-Cyan-5- f 2- (N-methyl-N-2-acetamidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-acetamidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl] - 

3-Cyan-5-{2-(N-isopropyl-N-2-acetamidoethyl-amino)-4-thia- 
zolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2 -acetamidoethyl-amino ) -4- thi a- 
zolyl]- 

3- Cyan-5-[2-(N-p-methoxybenzyl-N-2-acetamidoethyl-amino)- 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [2- (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2-acetamidoethyl- 
amino) -4-thiazolyl]- . 

3 -Cyan-5 - [ 2- ( N-2 -p-methoxyphenylethyl-N-2 -acetamidoe thyl- 
amino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- {N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2-acet- 
amidoethyl-amino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-phenyl-N-2-acetamidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl]- 

3 - Cyan-5- [ 2 - ( N-p-methoxypheny 1 -N-2 - acetamidoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2 - (N-inethyl-N-2-propionamidoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N«2 -propionamidoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2-propionainidoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-.N-2-propionamidoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2-(N-p-methoxybenzyl-N-2-propionamidoethyl- 
amino )-4-thiazolyl] - 

3 -cyan-5- [ 2- (N- { 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2 -propionamido- 
ethyl -amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Gyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-propionamido- 
ethyl-amino ) ~4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- {N-2- ( 3 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-propion- 
amidoethyi-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2-propionamidoethyl-ainino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-{ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2-propionamidoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl } - 

3-Cyan-5- f 2- (N-methyl-N-2-butyramidoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5- 1 2- (N-ethyl-N-2-butyramidoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-S- [ 2- (N-isopropyl-N-2-butyramidoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-S- [ 2- (N-benzyl-W-2-butyramidoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2-butyramidoetiiyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- [ 2- (N- (3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2-butyramidoethyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

3 - Cyan-5 - f 2 - ( N-2 -p-methoxyphenyl ethyl -N-2 -butyr amidoethyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-S- [2- (N^2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2-bu- 
tyramidoethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl -N-2 -butyr amidoethyl -amino ) -4-thia- 
zolyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N'^p-methoxyphenyl-N-2-butyramidoethyl-amino ) - 

4- tbiazolyl]- 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2-ben2ami<ioethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-ben2amidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolylj- 

3-Cyan-5- [2- (N-isopropyl-N-2-benzainidoethyl-amino )-4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2 - (N-ben2yl-N-2-ben2amidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolylj- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-p-aethoxybenzyl-N-2-ben2ainidoethyl-amno ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5-[2-(N-(3,4-diinethoxybenzyl)-N-2-benzaniidoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-benzamidoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl } - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl )-ethyl-N-2-ben2amido- 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3 - Cyan-5- ( 2- (N-phenyl-N-2-benzamidoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-p-inethoxyphenyl-N-2-ben2amidoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl ]- 
3-Cyan-5-[2-(N-methyl-N-2-p-methoxybenzamidoethyl-amino)- 
4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-p-methoxybenzamidoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5-(2-(N-isopropyl-N-2-p-inethoxybenzamidoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3- Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2-p-methoxybenzamidoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl] - 

3-Cyan-5-( 2- (N-p-inethoxybenzyl-N-2-p-methoxybenzamido- 
ethyl-ainino)-4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2 - (N- ( 3 , 4-dijnethoxybenzyl ) -N-2 -p-methoxybenz - 
amidoethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-p-methoxybenz- 
amidoethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
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3-Cyan-5-. [ 2- (N-2- ( 3 . 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-p- 
methoxybenzamidoethyl-amino ) -4-thia2olyl] - 

3- Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2-p-methoxyben2aniidoethyl-ainino ) - 

4- thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2-p-Inethoxyben2aInido- 
ethyl-amino ) -4-thiazOlyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2-p-methoxyphenylacetamido- 
ethyl-amino)-4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-p-methoxyphenylacetaInido- 
ethy^-'aInino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2-p-inethoxyphenylacetainido- 
ethyl-amino ) r-4- thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [2- (N-ben2yl-N-2-p-jnethoxyphenylacetamidoethyl- 
amino) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-^lethoxybenzyl-N-2-p-^nethoxyphenylacet- 
amidoethyl-amino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2-p-methoxyphenyl- 
acetamidoethyl- amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5 - ( 2 - ( N-2 -p^methoxyphenyl ethyl -N-2 -p-me thoxyphenyl - 

acetamidoethyl-ainino)-4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4 -dime thoxyphenyl ) -ethyl -N-2-p- 

me thoxyphenyl ace t amidoe thy 1 - amino ) -4 - thi azo ly 1 ] - 

3-Cyan-5- [ 2- ( N-phenyl -N-2 -p-me thoxyphenylace tamidoethyl - 

amino) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- { 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2-p-methoxyphenyl- 
acetamidoethyl-amino ) -4- thiazolyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-methyl-N-2- ( 3-p-methoxyphenylpropionamido ) - 
ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- ( 3-p-raethoxyphenylpropionamido ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- { 3-p-methoxyphenylpropion- 
amido ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl] - 
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3 -Cyan-5- [ 2- (N-ben2yl-N-2- ( S-p-methoxyphenylpropionamido ) - 
ethyl-aminp ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- 1 2- {N-p-methoxybenzyl-N-2- ( S-p-methoxyphenyl- 
propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl] - 
3-Cyan-5- ( 2- (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2- ( 3-p-methoxy- 
phenylpropionamido)-ethyl-.amino)-4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2- ( 3-p-methoxy- 
phenylpropianamido)-ethyl--amino)-4-thia2plyl] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2- ( 3-p- 
methoxyphenylpropionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- ( 3-p-inethoxyphenylpropion- 
amido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- (S-p-methoxyphenyl- 
propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-{ 2- (N-methyl-N-2- (3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl )-propion- 
amido ) -ethyl -^amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [2- (N-ethyl-N-2- ( 3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -propion- 
amido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- ( 3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - 
propionamido)-ethyl-amino) -4-thiazolyl J - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - 
propionamido)-ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 
3 -Cyan-5- [ 2 - (N-p-methoxybenzyl-N-2- ( 3 - ( 3 , 4-dimethoxy- 
phenyl ) -propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 
3-Cyan-5- [ 2- (N- (3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2- ( 3- ( 3 , 4-dimethoxy- 
phenyl ) -propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2- ( 3- ( 3 , 4-di- 
methoxyphenyl ) -propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3 -Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2- ( 3 - ( 3 , 4- 
dimethoxyphenyl ) -propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- { 2- (N-phenyl-N-2- ( 3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - 
propionamido ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5-[ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- (3- ( 3 , 4-dimethoxy- 
phenyl ) -propionamido ) -ethyl-amino ) -4- thiazolyl J - 
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3 -Cyan-5- [ 2- (N-inethyl-N-2-pyrrolidinoethyl-aznino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-pyrrolidinoethyl-amino) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5- ( 2- (N-isopropyl-N-2-pyrrolidinoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-[2-(N-ben2yl-N-2-pyrrolidinoethyl-amino)-4- 
tliiazolylj- 

3- Cyan-5- ( 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2-pyrrolidinoethyl-amino ) - 

4- thiazolylJ- 

3-Cyan-5- [ 2- (N- ( 3 , 4-diinethoxybenzyi ) -N-2 -pyrrol idinoethyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-pyrrolidinoethyl- 
ainino)-4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5 - [ 2 - ( N-2 - ( 3 , 4-diinethoxyphenyl ) -ethyl-N-2-pyrroli- 
dinoethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-phenyl-N-2-pyrrolidinoethyl-amino) -4- 
thiazolylj- 

3- Cyan-5- ( 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2-pyrrolidinoethyl-ainino ) - 

4- thiazolyl j - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2-piperidinoethyl-amino ) -4- 
thiazoiylj - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-ethyl-N-2-piperidinoethyl-aroino ) -4- 
thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-isopropyl-N-2-piperidinoethyl-aiaino)-4- 
thiazoiylj- 

3-Cyan-5- ( 2- (N-benzyl-N-2-piperidinoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- ( 2- (N-p-inethoxybenzyl-N-2-piperidinoethyl- 
aittino ) -4-thiazolyl J 

3 -Cyan-5- ( 2 - (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2 -piperidinoethyl - 
amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2-piperidinoethyl- 
amino) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5- [2- (N-2-(3 , 4-diinethoxyphenyl )-ethyl-N-2-piperi- 
dinoethyl-aIIlino ) -4-thia2olyl] - 

3 - Cyan- 5 - [ 2 - ( N-phenyl-N-2 -piperidinoethyl - amino ) -4- 
thiazolylj- 

5 3-Cyan-5-[2-(N-p-methoxyphenyl-N-2-piperidinoetlLyl-ainino )- 

4- thia2olylJ- 

3- Cyan-5- [2- (N-methyl-N-2- ( 2-oxopyrrolidino ) -ethyl-amino ) - 

4- thia2;olylJ- 

3 -Cyan-5- {2- (N- ethyl -.N-2- ( 2 -oxopyrrolidino ) -ethyl-amino ) - 
10 4-thiazplyl]-. 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- {2-oxopyrrolidino ) -ethyl- 
aniino)-4-thiazolyl] - 

3- Cyan-5- [ 2 - (N-ben2yl-N-2 - (2-oxopyrrolidino ) -ethyl -amino ) - 

4- thiazolyl]- 

15 3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- ( 2-oxopyrrolidino ) - 
ethyl-amino)-4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2- ( 2 -oxopyrrol i - 
dino ) -ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-metho^^yphenylethyl-N-2- ( 2-oxopyrroli- 
20 dino) -ethyl-amino )-4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2- (2-oxo- 
pyrrolidino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3 -Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2 - (2-oxopyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

25 3-Cyan-5- [2- (N-p-methoxyphenyl -N-2- ( 2-oxopyrrolidino ) - 
ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- [ 2- ( N-methyl-N-2 - ( 2 ..5-dioxopyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-(2-(N-ethyl-N-2-(2, 5-dioxopyrrolidino)-ethyl- 
30 amino ) -4-thiazolyl ]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- ( 2 , 5-dioxopyrrolidino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 2 , 5-dioxopyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- ( 2 , 5-dioxopyrroli- 
dino ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2 - ( N- ( 3 , 4-diinethoxyben2yl ) -N-2- ( 2 ^ 5-dioxopyr- 
rolidino ) -ethyl-amino )-4-tIiiazolyl J- 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2- ( 2 , 5-dioxopyr- 
rolidino ) -ethyl -amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[ 2- (N-2- (3 , 4-dimethoxyphenyl )-ethyl-N-2- (2 , 5- 
dioxopyrrolidino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3 -Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- (2 , 5-dioxopyrrolidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 2 , 5-dioxopyrroli- 
dino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3- Cyan-5-{ 2- (N-methyl-N-2- ( 2-oxopiperidino ) -ethyl-amino ) - 

4- thiazolyl ]- 

3- Cyan^5- [ 2- (N-ethyl-N-2- ( 2-oxopiperidiho ) -ethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

3 - Cyan-5- { 2 - (N-isopropyl-N-2 -( 2 -oxopiperidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- ( 2- (N-benzyl-N-2- { 2-oxopiperidino ) -ethyl-amino ) - 

4- thiazolyl j- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- ( 2-oxopiperidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2 - (N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2 - (2-oxopiperidino ) - 
e thy 1 - amino ) -4 - thi az olyl ] - 

3 -Cyan- 5 - [ 2 - ( N-2 -p-me thoxyphenylethyl -N-2 - ( 2 -oxopiper idino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2- ( 3 ,;4-dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2- (2-oxopi- 
peridino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3- Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- ( 2-oxopiperidino ) r ethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5-[ 2- (N-p-methoxyphenyl -N-2- (2-oxopiperidino ) - 
ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan--5- f 2- (N-methyl-N-2- (2 , 6-dioxopiperidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- f 2- (N-ethyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) - 
ethylamino ) -4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-benzyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) -ethyl- 
amino ) -4-thi azolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyben2yl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) - 
ethylamino ) -4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N- ( 3 , 4-dimethoxyben2yl ) -N-2- ( 2 , 6-dioxopiperi- 
dino )-ethylamino)-4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5-[ 2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperi- 
dino ) -ethylamino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2- (2,6- 
dioxopiperidino ) -ethylamino ) -4-thiazolyl ] - 

3- Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) -ethylamino ) - 

4- thiazolylJ - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperidino ) - 
ethylamino )-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2-morpholinoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl j - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-morpholinoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2-morpholinoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-(2-(N-benzyl-N-2-morpholinoethyl-amino)-4- 

thiazolyl]-, 

3-Cyan-5-f2-(N-p-methoxybenzyl-N-2-morpholinoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2 -morpholinoethyl-amino ) -4- 
thi azolyl] - 

3 -Cyan-5- f 2- ( N-p-me thoxyphenyl-N-2 -morpholinoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[2-(N-ethyl-N-2-(2 , 6-dioxopipera2ino)-ethyl- 
amino-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- ( 2 , e-dioxopiperazino ) -ethyl- 
ainino-4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 2 / 6-dioxopiperazino ) -ethyl- 
ainino-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[2'-(N-p-methoxybenzyl-N-2-(2, 6-dioxopiperazino )- 
ethyl -amino-4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperazino ) -ethyl- 
ainino-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino-4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2- (4-methyl-2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thia20lyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- (4-methyl-2 \ 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-ainino)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyi-N-2- (4-inethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Gyan-5- [2- (N-benzyl-N-2- ( 4-methyl-2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino )-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- { 2- (N-p-methpxybenzyl-N-2- (4-methyl-2 , 6-dioxo- 
piperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[ 2- (N-phenyl-N-2- (4-methyl-2 , 6-dipxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3 - Cyan- 5 - [ 2 - ( N-p-me thoxypheny 1 -N-2 - ( 4 -methyl -2 , 6 - di oxo - 
piperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- ( N-methyl-N-2- ( 4-ethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Gyan-5-[2-(N-ethyl-N-2-{4-ethyl-2, 6-dioxopiperazino)- 
ethyl-araino ) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5-[2-(N-isopropyl-N-2- (4-ethyl-2 , 6-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- 1 2- (N-benzyl-N-2- ( 4-ethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2-r (N-p-methoxybenzyl-N-2- (4-ethyl-2 , 6-dioxo- 
piperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- i 2- (N-phenyl-N-2- ( 4-ethyl-2 , 6-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thia20lyl j - 

3-Cyan-5-[2-(N-p-methoxyphenyl-N-2-(4-ethyl-2, 6-dioxo- 
piperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3 -Cyan-5- [ 2 - ( N-methyl-N-2 - ( 3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- ( 3 , 5-dioxopiperazino )-ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- I 2- (N-isopropyl-N-2- (3 , 5-dioxopiperazino ) - 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Cyan-5- ( 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- { 3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl J - 

3^Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- (3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl- 
amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-methyl-N-2- ( 4-methyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-ethyl-N-2-(4-methyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- (4-methyl-3 , 5-dioxopipe- 
razino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- (4-methyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-p-meth6xybenzyl-N*2- ( 4-methyl-3 , 5- 
dioxopiperazino)-ethyl-ainino )-4-thia2:olyl] - 
3-Cyan-5- ( 2- (N-phenyl-N-2- (4-methyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino)-ethyl-amino)-4-thiazolyl] - 
5 3-Cyan-5-[2-(N-p-methoxyphenyl-N-2-(4-methyl-3,5- 
dioxopiperazino ) -ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2 - (N-methyl-N-2 - ( 4-ethyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- (4-ethyl-3 , 5-dioxopipera- 
10 zino ) -ethyl-amino ) -4 - thi az o ly 1 ] - 

3-Cyan-5-{2-(N-isopropyl-N.-2-(4-ethyl-3,5-dioxopipe- 
razino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5-[ 2-(N-benzyl-N-2-(4-ethyl-3 , 5 -dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 

15 3-Cyan-5-[ 2- (N-p-methoxyben2yl-N-2- (4-ethyl-3 , 5- 
dioxopiperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5-1 2-(N-phenyl-N-2- (4-ethyl-3 , 5-dioxopipera- 
zino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5-(2- (Nr-p-methoxyphenyl-N-2- (4-ethyl-3 , 5- 

20 dioxopiperazino ) -ethyl-amino) -4-thiazolyl ]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-methyl-N-2- ( 4- ( 2 -dimethylaminoethyl ) - 
3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - . 
3-Cyan-5- ( 2- (N-ethyl-N-2- (4- ( 2-dimethylaminoethyl ) - 
3 , 5-dioxopiperazino) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

25 3-Cyan'-5-[ 2- (N-isopropyl-N-2- (4- (2 -dimethylamino- 
ethyl) -3, 5-dioxopiperazino) -ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 4- ( 2-dimethylaminoethyl ) - 
3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- (4- ( 2-dimethyl- 

30 aminoethyl ) -3, 5-dioxopiperazino) -ethyl-amino) -4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2 - (N-phenyl-N-2- ( 4- (2-dimethylaminoethyl ) - 
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3 , 5-dioxopiperazino)-ethyl-amino-] -4-thiazolyl] - 
3 -Cyan-5- [2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 4- ( 2-dimethyl- 
aminoethyl ) -3 , 5-dioxopiperazino ) -ethyl-amino-] -4- 
thiazolyl]- 

5 3-Cyan-5-[2-(N-methyl-N-2-(2-oxo-l-iinidazolidinyl)- 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2^ (N-ethyl-N-2- ( 2-oxo-l-imidazolidinyl ) - 
ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isopropyl-N-2- ( 2-oxo-l-iiuidazolidinyl ) - 
10 ethyl-amino) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-benzyl-N-2- ( 2-oxo-l-imidazolidinyl ) - 
ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- ( 2-oxo-l-iraida- 
zolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

15 3-Cyan-5-[2-{N-phenyl-N-2-(2-oxo-l-imidazolidinyl)- 
ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- (2-oxo-l-imida- 
zolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[2-{N-methyl-N-2-(2,5-dioxo-l-imidazolidi- 
20 nyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- (2 , 5-dioxo-l-imidazolidi- 
nyl) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-isopropyl-N-2-(2,5-dioxo-l-imidazoli- 
dinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

25 3-Cyan-5-[2-(N-benzyl-N-2-(2,5-dioxo-l-imidazolidi- 

nyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 - Cyan- 5 - [ 2 - ( N-p -me thoxybenzy 1 -N- 2-(2,5-dioxo-l- 

imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ]- 

3 -cyan-S- { 2- (N-phenyl-N-2- ( 2 , 5-dioxo-l-imidazolidi- 
30 nyl) -ethyl-amino) -4-thiazolyl ]- 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- (2 , 5-dioxo-l- 

imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4- thiazolyl ] - 
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3-Cyan-5-( 2- (N-methyl^N-2-(3-methyl-2 , 5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-ethyl-N-2- (3-methyl-2 , 5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl ) -ethyl-amino >-4-thxazolyl] - 
3-Cyan-5- (2- (N-isopropyl-N-2- ( 3-methyl-2 , 5-dioxo-l- 
imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Gyan-5- ( 2- (N-benzyl-N-2- (3-methyl-2 , 5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5-[2-(N-p-methoxybenzyl-N-2-(3-methyl-2,5-dioxo- 
1-imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-phenyl-N-2- ( 3 -methyl-2 , 5-dioxo-l-imida- 
zolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- f 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- (3-methyl-2 , 5-dioxo- 
1 -imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- f 2- (N-methyl-N-2- (3-ethyl-2 , 5-dioxo-l-imidazol- 
idinyl ) -ethyl-amino) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5-j2-(N-ethyl-N-2-(3-ethyl-2,5-dioxo-l-imidazol- 
idinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-isoprQpyl-N-2- ( 3-ethyl-2 , 5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl ) -ethyl-aminoj -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-( 2- (N-benzyl-N-2- (3-ethyl-2 , 5-dioxo-l-imida- 

zolidinyl)-ethyl-amino)-4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5r 1 2- (N-p-methoxybenzyl-N-2- (3-ethyl-2 , 5-dioxo- 

1-imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[2-(N-phenyl-N-2-(3-ethyl-2,5-dioxo-l-imida- 
zolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-N-2- ( 3-ethyl-2 , 5-dioxo- 
1-imidazolidinyl )-ethyl-amino )-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- ( 2- (N-methyl-N-2- ( 3-ethyl-2 , 5-dioxo-l -imi- 
dazolidinyl ) - ethyl -amino ) -4- thi azoly 1 ] - 

3-Cyan-5-(2-(N-ethyl-N-2-(3-ethyl-2,5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl)-ethyl-amino)-4-thiazolyl] - 
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3-Cyan-5-[2-(N-isopropyl-N-2-(3-ethyl-2,5-dioxo-l- 
imidazolidinyl )-ethyl-aid.no)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-[2-(N-benzyl-N-2- (3-etiayl-2, 5-dioxo-l-imi- 
dazolidinyl)-ethyl-aBiino)-4-thia2olyl] - 

3-Cyan-5- [2- (N-p-inethoxybenzyl-N-2- (3-ethyl-2 , 5- 
dioxo-l-iniidazolidinyl ) -ethyl-and.no ) -4-thia2olyl J - 

3 -Cyan-5- [ 2- ( N-phenyl-N-2- ( 3 -ethyl-2 , 5-dioxo-l-imi. 
dazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thiazolyl ] - 
3 -Cyan-5 - [ 2 -r ( N-p-me thoxyphenyl -N-2 - ( 3 -ethyl-2 , 5 - 
dioxQ-l-imidazolidinyl ) -ethyl-amino ) -4-thia2olyl J - 



3-Cyan-5-[2-N-inethyl-N-2-methoxyethyl-ainino-4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- { 2 -N-ethyl-N-2 -methoxyethyl-amino-4- 
thiazolyl]- 

15 3-Cyan-5- [ 2-N-isopropyl-N-2-methoxyethyl-amino-4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan- 5-12 -N-benzyl-N-2 -methoxye thyl -ainino-4- 
thiazolyl]- 

3 -Cyan-5 - [ 2-N-p-methoxyben2yl-N-2-methoxyethyl- 
20 amino-4-thiazolyl]- 

3 -Cyan-5- [ 2-N- ( 3 , 4-dimethoxybenzyl ) -N-2 -methoxy- 
ethyl-amino-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5- [ 2-N-2-p-jnethoxyphenylethyl-N-2-niethoxy- 
ethyl-ainino-4-thiazolyl] - 

25 3-Cyan-5-[2,-N-2-(3,4-dimethoxyphenyl )-ethyl-N-2- 
inethoxyethyl-amino-4-thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2-N-phenyl-N-2-methoxyethyl-ainino-4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2-N-p-methoxyphenyl-N-2-inethoxyethyl- 
30 4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5-(2-pyrrolidino-4-thiazolyl)-, f. > 310» 
3 -Cyan-5 - ( 2 -piperidino-4- thiazolyl ) - 
3-Cyan-5-(2-inorpholino-4-thiazolyl)-, F. 302-305" 
3-Cyan-5-(2-piperazino-4-thiazolyl)-, f. 243-246" 
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3-Cyan-5-( 2- (4-methylpiperazino )-4-thiazolyl] - 
3 -Cyan-5- { 2 - ( 4- ( 2-hydroxyethyl ) -piperazino ) -4- 
thiazolyl]-, f. 255-257" 

3-Cyan-5- 1 2- ( 4- ( 3-hydroxypropyl ) -piperazino ) -4- 
5 thiazolylj-, F. 206-208* 

3- Cyan-5- I 2 - ( 4- ( 2 , 3 -dihydroxypropyl ) -piperazino ) - 

4- thiazolyl]-, Dihydxochlorid, F. 260-263" 
3-Cyan-5- f 2- ( 4- ( N-isopropylcarbamoylmethyl ) -pipera- 
zino) -4- thiazolylj-, Dihydrochlorid, F. 261-264" 

10 3-Cyan-5-(2-(4-o-inethoxyphenyl-piperazino)-4-thia-' 
zolyl]-, F. 244-247 *> 

3 r-Cyan-S - 1 2 - ( 4-m-inethoxyphenyl -piper az ino ) -4- thi a- 
zolylj- 

3 -Cyan-5- 1 2 -( 4-p-inethoxyphenyl -piperazino ) -4- thi a- 
15 zolylj, F. > 300* 

3-Cyan-5- [ 2- ( 4- ( 2-thienyl ) -piperazino ) -4-thiazolyl J - 
3-Cyan-5- [ 2- ( 4-benzyl-piperazino ) -4-thiazolyl ] - 

3-Cyan-5- [ 2- ( 4-inethoxycarbonyl -piperazino ) -4-thia- 
zolyl J - 

20 3-Cyan-5-[2-(4-benzoyl-piperazino)-4-thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [2- (4-p-methoxybenzoyl -piperazino )-4- thia- 
zolylj - 

3 -Cyan-5- [ 2- ( 4- ( 2-f uroyl ) -piperazino ) -4-thiazolyl J - , 
F. 294-299" (Zers.) 

25 3-Cyan-5-[2-(4-(2-thenoyl)-piperazino)-4-thiazolylJ - 
3-Cyan-5- [2- (4-carbamoyl-piperazino ) -4-thiazolyl J - 

3 -Cyan-5- [ 2- (4-N-methylcarbaiaoyl-piperazino ) -4-thia- 
zolyl J - 

3*Cyan-5- [ 2- ( 4-N-phenylcarbamoyl -piperazino ) -4-thia- 
30 zolylj- 

3- Cyan-5- 1 2- (4-N-p-methoxyphenylcarbainoyl -piperazino ) - 

4- thiazolylj - 

3-Cyan-5- 1 2- ( 4-acetoxymethyl -piperazino ) -4-thiazolyl J - 
3-Cyan-5- ( 2- (4-oxopiperidino ) -4-thiazolyl J - 
35 3-Cyan-5-[2-(4-methylpiperidino)-4-thiazolylJ-, F. 270-272" 
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3-Cyan-5- [ 2- ( 4-benzylpiperidino ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (2-carboxYpyrrolidino ) -4-thia20lyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (2-ethoxycarbonylpyrrolidino ) -4-thia2olyl J - 

3-Cyan-5- [ 2- (2-ben2yloxycarbonylpyrrolidino ) -4- 
thiazolyl]-. 

Analog erhalt man aus 3-Carbamoyl-5-bromacetyl-6-methyl- 

2- pyridon die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3- Carbamoyl-5-(2-amino-4-thia2olyl)-, F. > 300*" 
3-Carbamoyl-5- ( 2-metaiylamlrio"4-thia2olyl ) - 
3-Carbamoyl-5- ( 2-ethylamino-4-thiazolyl ) - 

3-Carbamoyl-5- (2-isopropylamino-4-thia2oiyl ) - 
3-Carbamoyl-5- (2-hexylamino-4-thiazolyl ) - 
3-Carbaiaoyl-5-(2-allylamino-4-thiazolyl)- 
3-Carbamoyl-5-[2--(N-2-hydroxyethylainino)-4--thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- 1 2 - (N-2-diinethylaminoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl-5- [ 2 - ( N-3 -dimethylaminopropyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

3-Carbainoyl-5- [2- (N-2-diethylaminopropyl-.amino )-4- 
thiazolyl]- 
3-CarbaInoyl-5- [ 2- (N-2-pyrrolidinoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-.2-piperidinoethyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl-S- [ 2- (N-3- ( 2-methylpiperidino ) -propyl- 
amino ) -4- thiazolyl ] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-3- (2-oxopyrrolidino ) -propyl- 
amino ) -4Tthiazolyl] - 

3-Carbamoyl-5-[ 2- (N-2-morpholinoethyl-amino )-4- 
thiazolyl]- 
3-Carbamoyl-5- [2- (N-3-morpholinopropyl-amino ) -4- 
thiazolyl]- 
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- 1 yiCyo 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-2-pipera2inoethyl-ainino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carban»oyl-5- 1 2- (N-2-methoxyethyi-amino ) -4- thia- 
zolyl]- 

3-Carbamoyl-.5- ( 2-benzylamino-4-thiazolyl ) - 
3-Carbamoyl-5- ( 2-p-inethoxyben2ylamino-4-thiazolyl ) - 

3- Carbainoyl-5- ( 2- ( 2-p-aiethoxyphenylethyl-aniino ) - 

4- thia2olyl]- 

3-Carbainoyl-5-1 2- ( 2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl- 
ainino)-4-thia2olyl J - 

3-Carbaiaoyl-5-( 2- (N-l-indanylamino ) -4-thiazolyl] - 
3-Carbainoyl-5- ( 2- (N-2- (2-pyridyl )-ethylamino )-4- 
thiazolylj- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-2- (3-pyridyl ) -ethylamino ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-2- {4-pyridyl )-ethylamino ) -4- 
thiazolylj- 

3- Carbamoyl-S- [ 2- (N- (i-benzyl-4-piperidyl ) -amino ) - 

4- thiazolylJ- 

3-Carbamoyl-5- ( 2- (N- ( l-ethoxycarbonyl-4-piperidyl ) - 
amino ) -4- thi az olyl J - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2- (4-methyl-5-imidazolylmethyl- 
thio ) -ethylamino ) -4- thiazoXyl J - 

3-CarbamoyJ.-5- (2-dimethylamino-4-thia2olyl ) - 
3-Carbamoyl-5-(2-diisopropylamino)-4-thiazolyl)- 

3 -Carbamoyl -5 - [ 2 - ( bis-2 -hydroxyethyl -amino ) -4- thia- 
zolylj- 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (N-ethyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - 

4- thiazolylJ- 

3 -Carbamoyl -5- ( 2- (N-isopropyl-N-2-dimethylaminoethyl- 
amino ) -4-thiazolyl ] - 

3- Carbamoyl-5- [2- (N-ben2yl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - 

4- thiazolylJ- 

3-Carbamoyl-5-f2-(N-p-methoxyphenyl-N-2-dimethylamino- 
ethyl-amino) -4-thiazolyl J - 
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3- Carbainoyl-5- ( 2- (N-ethyl-N-2 -diethyl aminoethyl-amino ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Carbanioyl-5- (2-pyrroliclino-4- thiazolyl ) - 
3-Carbamoyl-5- (2-morpholino-4-thiazolyl )- 
5 3-Carbamoyl-5- (2-piperazino-4-thiazolyl )- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- ( 4- ( 2-hydroxyethyl ) -piperazino ) -4- 
thiazolyl]- 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (4- ( 3-hydroxypropyl ) -piperazino ) -4- 
thiazolyl] - 

10 3-Carbamoyl-5-. [ 2- (4- ( 2 , 3-dihydroxypropyl ) -piperazino ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (4- (N-isopropylcarbamoylmethyl ) - 
piperazino )-4-thiazolyl] - 

3 -Carbamoyl- 5- [ 2 - { 4-p-methoxyphenyl-piperazino ) -4- 
15 thiazolyl]- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (4-p-methoxyphenyl-piperazino )-4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- ( 4- { 2-f uroyl ) -piperazino ) -4- thia- 
zolyl]-. 
20 Beispiel 22 

Analog Beispiel 21 erhalt man aus 3-Cyan-5-(2-brom- 
propionyl)-6-^methyl-2-pyridon xmd N- (2 -Dimethyl ami - 
noethyl)-thioharnstoff das 3-Cyan-5-[2-(2-Dimethyl- 
aminoethyl-amino)-5-methyl-4-thiazolyl] -6-methyl- 
25 2-pyridon, F. 219^ (Zers*)- 

Analog erhalt man mi t den entsprechenden Thioham- 
stoffen die nachstehenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3 -Cyan-5- ( 2-amino-5-methyl-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5- (2-methylamino-5-methyl-4-thiazolyl ) - 
30 3-Cyan-5- (2-ethylamino-5-methyl-4-thiazolyl )- 
3-Cyan-5- ( 2-p-methoxybenzylamino-5-methyl-4- 
thiazolyl)-, F. 197-198'' 
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3-Cyan-5- ( 2-p-inethoxyanilino-5-methyl-4-thia- 
zolyl)-, 256-257° 

3 -Carbamoyl -5- [ 2- ( 2-Diinethylaminoethyl-amino ) - 

5- methyl-4-thiazolyl ] - 

3- Carbamoyi-5- [ 2-rp-methoxyben2ylamino-5-metJiyl- 

4- thiazolylJ- 

3 - C arbamoy 1 - 5 - [ 2 -p-me thoxyani 1 ino - 5 -methyl -4 - 
thiazolylj-. 

Bexspiel 23 

Analog Beispiel 21. erhalt man aus 3-Cyan-5-brom-acetyl- 

6- ethyl-2-pyridon und Thioharnstoff das 3-Cyan-5-(2- 
amino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2-pyridon, F. > 3.00**. 

Analog erhalt man mi t den entsprechenden Thioharnstof- 
fen: 

3-Cyan-5- ( 2-methyiamino-4-thiazolyl ) -6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-ethylaraino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-propylamino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-isopropylamino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2- 

pyridon 

3-Cyan-5-{ 2- { 2-dimethylaminoethylamino ) -4-thiazolyl ] - 
6-ethyl-2-pyridon, F. 261-262° 

3-Cyan-5- (2-benzylamino-4-thiazolyl )-6-ethyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- ( 2-p-methoxybenzylamino-4-thiazolyl ) -6-ethyl- 

2- pyridon, F, 230-231° 

3- Cyan-5- ( 2-anilino-4-thiazolyl ) -6-ethyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-methoxyanilino-4-thiazolyl)-6-ethyl- 

2- pyridon, F. 249° 

3- Cyan-S- ( 2-p-hydroxyanilino-4-thiazolyl ) -6-ethyl- 
2-pyridon 
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3-Cyan-5-(2-dimethylamino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2- 
pyridon 

3-Carbaiiioyl-5-(2-amino-4-thiazolyl)-6-ethyl-2-pyridon 
3-Carbamoyl-5- ( 2- ( 2-diinethylaininoethyl-ainino ) -4-thia- 
zolyl] -6-ethyl-2-pyridon 

3 -Carbamoyl-S- ( 2-p-methoxyben2ylamino-4-thia2olyl ) - 
6-ethyl-2-pyridon 

3-Carbainoyl-5- (2-p-methoxyanilino-4-thiazolyl )-6- 
ethyl-2-pyridon. 



Beispiel 24 

Analog Beispiel 21 erhalt man aus 3.Cyan-6-brom-l,2,5, 6,7,8- 
hexahydro-chinolin-2,5-dion und Thioharnstoff das 2-Ainino- 
8-cyan-4, 5,6, 7-tetrahydro-thiazolol4, 5-f J chinolin-7-on, 
F. > 300 " 

Analog erhalt man mit den entsprechenden Thioharnstoffen die 
folgenden 8-Cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-thia2olo[ 4, 5-f Jchinolin- 
7-one: 

2-Methylamino-, F. > 300 
2 -Ethyl amino-, F > 300 ^ 
2 -Propyl amino- 

2-Isopropylainino-, F. > 300 ^ 
2-Butylamino- 
2-Isobutylaniino- 
2-sek. -Butylamino- 

2-tert • -Butylamino- 
2-Pentylamino- 

2-Hexylainino-, F. 221 - 222 ° 
2-Allylainino-,. Hydrobromid, F. 292 - 294 ° 
2-(2-Hydr6xyethylaraino)r-, F. 260 - 261 ^ 
2 - ( 3 -Hydroxypropy 1 amino ) - 
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2 - ( 2 , 3 -Dihydroxypropylamino ) - 
2-(2-Dimethylaminoethylamino)-, F. 233 - 235 
2-(3-Dimethylaminopropylamino)-, 244 - 247 ° 
2- ( 2-Diethylaminoethyl amino ) - 
5 2-(2-PyrrplidinoethylMiino)- 

2-(2-Piperidinoethylainino)-, Zers. 143'' 

2- [ 2- { 2-Methylpiperidino ) -ethylamino ) - 

2- [ 2- ( 2-Oxopyrrolidino ) -ethylamino ) - 

2 - ( 2 -Morphol inoe thyl amino ) - 
10 2-(3-Morpholinopropylamino)-, F. 220 - 222 

2- ( 2-Methoxyethylamino ) - 

2 -Benzyl amino-, F* 262 - 267 ^ 

2-p-Methoxybenzylamino-^ Hydrobromid, F* > 300 

2- ( 2-Phenylethylamino ) - 

15 2-(2-p-Methoxyphenylethylamino)- 

2- [ 2- (3 , 4-Dimethoxyphenyl )-ethylaminoJ - 
2- { 1-lndanylamino) - 

2- 1 2- (2-Pyridyl) -ethylamino]-, F. 252 - 256 
2-[2-(3-Pyridyl )-ethylamino] - 
20 2-[2-(4-Pyridyl)-ethylamino]-, F. 237 - 241 ^ 
2^ (4-Piperidylamino ) - 

2-(l-Benzyl-4-piperidylamino)-, F. 281 - 282 ** 

2-(l-Ethoxycarbonyl-4-piperidylamino)-, F, 298 

2-Dimethylamino-, Hydrobromid, F. > 300 ^ 
25 2-Diethylamino- 

2 -Dipr opyl amino - 

2-Diisopropylamino-, F. > 300 ® 

2-Bis-(2-hydroxyethyl)-amino-, F. 285 ° (Zers.) 

2- (N-Methyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino )- 
30 2-(N-Ethyl-N-2-dimethylaminQethyl-aiilino)-, F. 233 - 236 ° 

2 - ( N- 1 sopropyl -N-2 -dimethylaminoethyl- amino ) - , 

F. 245 - 248 ° 

2-(N-Benzyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino)-, F. 252-256 
2- (N-p-Methoxybenzyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - 
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2-[N-(3 , 4*Dimethoxyben2yl )-N-2-dimethylaminoethyl-amino] - 

2-(N-2-p-Methoxyphenylethyl-N-2-dimethylaminoinethyl-^^ 

2-[N-2 - (3 , 4-Dimethoxyphenyl )-ethyl-N-2-dimethylaiainoehtyl- 
amino] - 

2-(N-Phenyl-N-2-diinethylaininoethyl-ainino)- 

2- (N-p-Meti]ioxyphenyl-N-2-diinethylaminoethyl--amino ) - , 
F. 242 - 245 

2- (N-Methyl-N-2-diethylaminoethyl-ainino ) - 
2-(N-Ethyl-N-2-diethylaininoethyl-amino)-, F. 267 - 268 
2- (N-Isopropyl-N-2-diethylaininoethyl-amino ) - 
2- (N-Ben2yl-N-2-diethylaniinoethyl-amino ) - 
2- (N-p-Methoxybenzyl-N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 
2-f N-3 , 4-Diinethoxybenzyl ) -N-2-diethylaininoethyl-amino )- 
2- {N-2-p-Methoxyphenylethyl-N-2-diettiylaminoethyl-amino ) 
2- [N-2- ( 3 , 4-Dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2-diethylaininoethyl- 
amino)- 

2- (N-Fhenyl-N-2-diethylaminoethyl-ainino ) - 

2- (N-p-Methoxyphenyl )-N-2-diethylaminoethyl-ainino )- 

2- (N-Methyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- {N-Ethyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- (N- Isopropyl-N-2-inethoxyethyl-amino ) - 

2- (N-Beii2yl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxyben2yl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- [N- ( 3 , 4-Dimethoxybenzyl ) -N-2-methoxyethyl-amino] - 

2- (N-2-p-Methoxyphenylethyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2-{N-2- (3 , 4-Dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2 -me thoxye thy 1- amino ] - 

2- (N-Phenyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxyphenyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2-Pyrrolidino-, F. > 300 

2-Piperidino- 

2-Morpholino-, F. > 300 ^ 

2-(4-Methylpiperidino)-^ F. 288 - 291 ^ 

2- ( 4-Methylpiperazino ) - 

2-[4-(2-Hydroxyethyl)-piperazino]-, F, 268 - 271 ^ 
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2-(4-{3-Hydroxypropyl)-piperazino]-, F. 272 - 275 

2-f4-(2,3-Dihydroxypropyl)-piperazino]-, F. 259 - 261 ^ 

2-[4-(N-Isopropylcarbainoylmethyl)-piperazino]-, F. > 300 ° 

2-(4-o-Methoxyphenyl-piperazino)-, F. 299 - 300 

2- ( 4-m-Me thoxyphenyl-piperazino ) - 

2-(4-p-Methoxyphenyl-piperazino)-, F. > 300 

2 - ( 4-Furoyl -piperazino ) - 

2-Anilino- 

2 -p-Me thy 1 ani 1 ino - 

2-o-Fluoranilino- 

2 -m-Fl uor ani 1 ino- 

2-p-Fluoranilino- 

2 - o- Chi or ani 1 ino - 

2~m-Chloranilino-, F. > 300 ^ 

2-p-Chloranilino- 

2 - o-Br omani 1 ino - 

2 -m-Bromani 1 ino - 

2-p-Bromanilino- 

2-p-Jodanilino- 

2 -p-Tr i f luorme thyl ani 1 ino- 

2 - o -Hy dr o xy ani 1 ino - 

2 -m-Hydr oxyani 1 ino- 

2 -p-Hydr oxyani 1 ino- 

2 -o-Methoxyani 1 ino- 

2 -m-Me thoxyani lino- 

2-p-Methoxyanilino-, F. > 300 

2 -o-Ni troani 1 ino- 

2 -m-Ni tr oani lino - 

.2-p-Nitroanilino- 

2-p-Methylthioanilino- 

2-m-Methylthioanilino- 

2-p-Methylthioanilino- 

2 -o-Methylsul f inylanilino- 

2-in-Methylsulfinylanilino- 
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2-p-Methylsulfinylanilino- 
2-(2,4-Dimethoxyanilino)-^ F. > 300 ^ 
2 - ( 3 , 4-Dime thoxyanilino ) - 
2- ( 2-Pyridylainino ) - 
2 - ( 3-Pyridylamino ) - 
2 - ( 4-Pyridyl amino ) - 

2-(2-Methoxy-5-pyridylamino)-, F. > 300 ^ 
2-[5-(4-Pyridyl)-2-pyridylamino]-, F. > 300 

sowie aus 3-Carbamoyl-6-brom-l,2,5,6,7,8-hexahydro^chinoiin 
2,5-dion die folgenden 8-Carbainoyl-4,5,6,7-tetrahydro- 
thia2olo[4,5-fJchinolin-7-one: 

2-Amino- 
2 -Me thylalaino- 
2-Ethylamino- 
2 - 1 s op ropy 1 amino - 
2-Hexylamino- 
2-Allylamino- 
2 - ( 2 -Hy dr oxye thy 1 amino ) - 
2 - ( 2 -Dimethyl aminoe thyl amino ) - 
2- (3-Dimethylaminopropylamino ) - 
2- ( 2-Piperidinoethylamino ) - 
2 - ( 3 -Morphol inopropy 1 amino ) - 
2 -Benzyl amino - 
2-p-Methoxyben2ylamino- 
2 - [ 2 - ( 2 -Pyr idyl ) -e thyl amino ] - 

2- [ 2- (4-Pyridyl ) -ethylamino] - 

2- ( l-Benzyl-4-piperidyl amino ) - 

2- ( l-Ethoxycarbonyl-.4-piperidylamino ) - 
2-Dimethylamino- 

2-Diisopropylamino- 

2 -Bi s - ( 2 -hydroxy ethyl ) - amino- 
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2-Pyrrolidino- 

2rMorpholino- 

2- (4-Methyipiperidino ) - 

2- ( 4- { 2 -Hydroxy ethyl ) -piperazino] - 
5 2- f 4- ( 3-Hydroxypropyl ) -piperazino J - 

2 - ( 4- ( 2 , 3 -Dihydroxypropyl ) -piperazino ] - 

2- 1 4- (N- Isopropylcarbamoylmethyl ) -piperazino] - 

2- ( 4-o-Methox^henyl -piperazino ) - 

2 - (4-p-Methoxyphenyl -piperazino ) - 
0 2-in-Chloranilino- 

2-p-Methoxyanilino- 

2- ( 2 , 4-Dimethoxyanilino ) - 

2 - ( 2 -Methoxy-5 -pyr i dyl amino ) - 

2 - ( 5- ( 4-pyr idyl ) -2 -pyridyl amino J- . 

> Beispiel 25 

Eine Suspension von 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl- 

2-pyridon und 1,82 g p-Methoxyphenylhamstoff in 50 ml 

Ethanol wird 45 Min. gekocht. Das in der Kalte ausge- 

fallene Salz wird in wenig Wasser suspendiert und mit 

gesattigter NaHC03-L6sung behandelt. Man erhalt 3-Cyan- 

5- ( 2-p-methoxyanilino-4-thiazolyl ) -6-methyl-2-pyridon, 
F, 289 - 293 °. 

Analog erhalt man mit den entsprechenden Thioharnstoffen 
die nachstehenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3-Cyan-5-(2-anilino-4-thiazolylj-, F. 315 - 317 » 
3-Cyan-5- ( 2-p-methylanilino-4-thiazolyl )- 
3-Cyan-5- ( 2-6- fluoranilino-4-thiazolyl ) - 
3 -Cyan-5 - ( 2 -m- f luor anilino-4- thi azolyl ) - 
3 -Cyan-5- ( 2-p-f luoranilino-4-thiazolyl ) - 
3 -Cyan-5- ( 2-o-chloranilino-4-thi azolyl ) - 
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3-Cyan-5-(2-m-chloranilino'-4-thiazolyl)-, 278 - 280 ° 

3-Cyan-5- (2-p-chloranilino-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- ( 2 -o-l)romanilino-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- ( 2-in-bromanilino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5- ( 2-p-broinanilino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5- (2-p-. jodanilino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5-(2-p-trifluormethylaiiilino-4-thia2olyl )- 
3-Cyan-5- ( 2-o-hydroxyanilino-4- thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- (2-m-hydroxyanilino-4-thia20lyl ) - 

3-Cyan-5-(2-p-hydroxyanxlino-4-thia2olyl)-, F. 297 - 299 ^ 

3-Cyan-5- ( 2-o-methoxyanilino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5- (2-ia-methoxyanilino-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5-{2-o-nitroanilino-4-thia201yl )- 

3-Cyan-5- (2-m-nitroanilino-4-thiazolyl )- 

3-Cyan-5- (2-p-nitroanilino-4-thia2olyl )- 

3-Cyan-5-(2-o-metaiylthioanilino-4-thia2olyl)- 

3-Cyaii-5- ( 2-m-methylthioanilino-4'-thia2olyl ) - 

3 -Cyan-5- ( 2-p-me thyIthioanilino-4-thia2olyl ) - , 

F. 221 - 225 

3-Cyan-5-{2-o-metJiylsulfinylanilino-4-thia201yl)-- 

3-Cyan-5- (2-ia-methylsulf inylanilino-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5-(2-p-methylsulf inylania.ino-4--thiazolyl ) - , 
F. 291 - 293 ^ 

3-Cyan-5- { 2-p-methylsulf onylanilino-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5-[2-{2,4-diinethoxyanilino)-4--thiazolyl]-, F. 275 ^ 
3-Cyan-5- [ 2- ( 3 , 4-dimethoxyanilino ) -4- thiazolyl] - , 
F* 280 - 282 

3-Cyan-5-[2-(2-pyridylamino)-4-thia2olyl]-, F. > 300 

3-Cyan-5-[2-(3-pyridylamino)-4-thiazoIyl]-, F- 226 - 
230 (Zers.) 

3-Cyan-5-[2-(4-pyridylamino)-4-thiazolyl],- F. > 300 
3-Cyan-5- { 2- ( 2-methoxy-5-pyridylainino ) -4-thia2olyl ] - , 
F. 245 " 

3-Cyan-5- [ 2- ( 5- ( 4-pyridyl ) -2-pyridylamino ) -4-thiazolyl J - , 
Hydrobromid, F. 360 * 
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sowie 

3-Carbamoyl-5-(2-anilino-4-thia2olyl)- 

3 -Carbamoyl-S- ( 2-in-chloranilino-4-thiazolyl ) - 

3-Carbamoyl-5- (2-p-hydroxyaiiilino-4-thiazolyl ) - 

3 -Carbamoyl-5- ( 2-p-methoxyanilino-4- thiazolyl ) - 

3-Carbamoyl-5- (2-p-methylthioanilino-4-thiazolyl )- 

3-Carbainoyl-5- ( 2-p-iaethylsulf inylanilino-4-thiazolyl ) - 

3-Garbainoyl-5-[ 2-(2 , 4-diinethoxyanilino ) -4- thiazolyl] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- ( 3 , 4-dimethoxyanilino ) -4-thiazolyl] - 

3 -Carbamoyl-S- [ 2- (2-pyridylamino)-4-thia2olyl] - 

3 -Carbamoyl- 5- [ 2- ( 3 -pyr idyl amino ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Carbamoyl-5- [2- ( 4-pyridylamino ) -4'r- thiazolyl J - 

3 -Carbamoyl-5- [ 2- (2-methoxy-5-pyridylamino )-4- thiazolyl] - 

3 -Carbamoyl ^5-[2-(5-( 4-pyridyl ) -2 -pyr idyl amino ) -4- 

thiazolyl]-* 

Beispiel 26 

Ein Gemisch von 2,85 g 3-Cyan-4-methoxy-5-bromacetyl-6- 
methyl-2-pyridon, 1,82 g 4-Methoxyphenylthiohamstoff und 
100 ml Propanol wird 1 Std. gekocht. Beim Abkuhlen fallt 
3-Cyan-4-methoxy-5-(2-p-methoxyanilino-4-thiazolyl)-6- 
methyl-2-pyridon aus; F. > 300 

Analog erhalt man mit den entsprechenden Thiohamstoffen 
die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3fCyan-4-methoxy-5-(2-amino-4- thiazolyl)-, F. 265 
3-Cyan-4-methoxy-5- ( 2-methylamino-4-thia2olyl ) - 
3-Cyan-4-methoxy-5-(2-ethylamino-4-thiazolyl)- 
3-Cyan-4-methoxy-5- (2-propylamino-4-thiazolyl )- 
3-Cyan-4-methoxy-5- ( 2-isopropylamino-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-4-methoxy-5- [ 2- ( 2-dimethylaminoethylamino ) -4- 
thiazolyl]- 
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3 -Cyan-4-methoxy-5 - 
3 -Cyan-4-me thoxy-5 - 
3-Cyan-4-methoxy-5- 
3 -Cyan-4-methoxy-5 - 
3-Cyan-4-inethoxy-5 - 
3-Cyan-4-inethoxy-5- 



2-benzylamino-4-thia2olyl ) - 

2-p-.methoxyben2ylainino-4-thia2olyl ) - 
2-aiiilino-4-thia2olyl ) - 

2-p-methoxyanilino-4-thiazolyl )• 
2-p-hydroxyanilino-4-thiazolyl )- 
2-diinethylainino-4-thia2olyl ) - 
3 -Carbainoyl-4-inethoxy-5- ( 2-ainino-4-thia2olyl ) - 

3-Carbamoyl-4-methoxy.5--(2-p.inethoxyanilino-4-thia2olyl). 



Beispiel 27 

Man erhit2t 2,67 g 3-Cyan.6-broin.l,2,5,6,7,8-.hexahydro. 
chinolin-2,5-dion mit 1,04 g Ethylthiohamstoff in 25 ml 
DMF 4 Std. auf 110 - 120 % dampft ein und fallt mit 

Methanol das 2-Ethylamino-8-.cyan.6,7-dihydro-thiazolo- 
[4,S-f]chinolin-7-on, F. > 300 °. 

Analog sind die 4,5-Dehydroderivate der ubrigen in 
Beispiel 24 genannten Verbindungen erhaltlich. 

Beispiel 28 

Eine Suspension von 2,55 g 3-Cyan-5-broinacetyl-6-methyl- 
2-pyridon und 1,69 g 4-Thioureido-pyridin-N-oxid [F. 199 
(Zers.); erhaltlich durch Reaktion von 4-Nitropyridin-N- 
oxid mit Na-cyanandd zu 4-Cyanainino-pyridin-N-oxid und 
Umsetzung mit H2S] in 100 ml Ethanol wird 20 Min. ge- 
kocht. Nach dem Abkuhlen fallt 3-Cyan-5-(2-(4-pyridyl- 

amino)-4-thiazolyl]-6-methyl-2-pyridon-N-oxid-hydrobromid 
aus; F. 310 " (Zers.). 
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- : /X2. 

Analog erhalt man die folgenden 2-Pyridon-N-oxid-hydro- 
bromide : 

3-Cyan-5- [ 2- ( 4-pyridylamino ) -4-'thiazolyl ] -6-ethyl- 
3-Carbamoyl-5- ( 2- (4-pyridylamino ) -4-thiazolyl ] -6-methyl- • 

Beispiel 29 

Man kocht 2,55 g 3-Cyan-4-bromacetyl-6-methyl-2-pyridon 
und 1,02 g N,N' -Ethylenthioharnstoff (2-Thioxo-imidazolidin) 
3 Std, in 50 ml Ethanol, kuhlt ab und filtriert das erhal- 
tene 3-Cyan-5-[ (2-imidazolinylthio)-acetyl]-6-methyl-2- 
pyridon-hydrobromid ab. F. 209 - 212 

Analog erhalt man mit 2-Mercaptobenzimida2ol: 

3-Cyan-6-[ (2-benzimidazolylthio)-acetyl] -6-methyl-2- 
pyridon, Hydrobromid, F. 240 - 245 

Analog erhalt man die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3-Carbampyl-5-[ (2-imidazolinyl thio) -acetyl J - 
3-Carbamoyl-5-I ( 2 -benzimidazolylthio) -acetyl] 

Beispiel 30 

Ein Gemisch von 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-r2- 
pyridon, 1,65 g Guanidiniumsulfat, 0,5 g NaH (80 %ig) 
und 55 ml DMF wird 24 Std. bei 20 ° geriihrt. Man filtriert 
ab, wascht mit Ethanol, dann mit Ether und kocht den Rtick- 
stand mit Wasser aus. Nach Filtration wird der waBrige 
Extrakt eingedampft, der Ruckstand mit Wasser ausge- 
schlammt und filtriert. Man erhalt 3-Cyan-5-(2-amino- 
5-imidazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F. > 300 
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Analog erhalt man mit Methylguanidiniumsulfat: 

3-Cyan-5-(2-methylainino-5-iinidazolyl)-6-inethyl-2-pyridon. 
Analog erhMlt man die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3 -Carbamoyl-5- ( 2-amino-5-imidazolyl ) - 
5 3-Carbamoyl-5-(2-methylamino-5-imidazolyl)-. 

Beispiel 31 

Ein Gemisch von 2,55 g 3-Cyan-5-bromacetyl-6-methyl-2- 
pyridon, 0,94 g 2-Aminopyridin und 90 ml Ethanol wird 
5 Std. gekocht und wie iiblich aufgearbeitet. Man erhalt 
10 3-Cyan-5- (imidazo[ 1> 2-a]pyridin-2-yl )-6-methyl-2-pyridon/ 
F. > 320 " (Zers.). Hydrobromid, F. 307 - 310 » (Zers.). 

Analog erhalt man aus den entsprechenden Aminopyridinen 
die nachstehenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3 -Cyan-5- ( 5-methyl-imida2o [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - 

15 3-Cyan-5-(6-methyl-imidazo[l,2-a]pyridin-2-yl)-, 
Zers. ab 316 

3 -Cyan- 5 - ( 7 -methyl - imidazo [ 1 , 2 - a J pyr idin-2 -y 1 ) - , 
Zers. ab 327 ° 

3 -Cyan-5- ( S-methyl-imidazo [ 1 , 2-a}pyridin-2-yl ) - , 
20 F. 340 - 350 ^ (Zers.) 

3-Cyan-5-(5-carbamoyl-imida2o[l, 2-a]pyridin-2-yl )- 

3 -Cyan-5- ( 6 -carbamoyl-imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2 -yl ) ^ 

3 -Cyan-5- { 7-carbainoyl-imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2 -yl ) - 

3-Cyan-5- (8-carbainoyl-imidazo] 1 , 2 -a] pyridin-2 -yl ) - , 
25 Zers; ab. 350 ^ 

3-Cyan-5- ( 5-cyan-imidazo [ 1 , 2-a j pyridin-2-yl ) - 
3 -Cyan-5- ( 6-cyan-imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - 
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3 -cyan- 5- ( 7-cyan-iinidazo[ 1 , 2-a Jpyridin-2-yl ) - 
3 -Cyan- 5- ( S-cyan-imidazof 1 , 2 -a] pyridin-2-yl ) - , 
F. > 350 

3-Cyan-5- ( 6-f luor-imidazof 1 , 2-a]pyridin-2-yl ) - 

5 3-Cyan-5-(5-chlor-iinidazo[l,2-a]pyridin-2-yl)- 

3-Cyan-5- ( 6-chlor-imidazo[l, 2-a]pyridin-2-yl Hydro- 
bromid, F. 340 

3-Cyan-5- ( 7-chlor-iinidazo[ 1 , 2-a]pyridin-2-yl ) - 

3-Cyan-5- ( 8-chlor-imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - 

10 3-Cyan-5- ( 6-brom-iinidazo [ 1 , 2-a] pyri din-2-yl ) - 

3-Gyan-5- ( 6- j od-imidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - 

3 -Cyan-5- ( 5 -hydroxy- imi daz o [ 1 , 2-a] pyridin-2-yX ) - 

3-Cyan-5- ( 6-hydroxy-imidazo[ 1, 2-a]pyridin-2-yl ) - 

3-Cyan-5-{ 7-hydroxy-iinidazo[l, 2-a]pyridin-2-yl )- 

15 3-Cyan-5-(8-hydroxy-iinidazo[l/2-a]pyrid±n-2-yl)-, Hydro- 
bromid, Zers. ab 330 

3-Cyan-5-( 5-ainino-imidazo[ 1, 2-a]pyridin-2-yl )- 

3-Cyan-5- ( 6-amino-imidazo[ 1 , 2-a]pyridin-2-yl ) - 

3-Cyan-5- ( 7-amino-iniidazo[ 1 , 2-a]pyridin-2-yl ) - 

20 3-Cyan-5-(8-amino-iinidazo{l,2-a]pyridin-2-yl)-, Hydro- 
chloride 330 - 335 

3-Cyan-4-inethoxy-5- ( B-pcarbamoyl-imidazo [ 1 , 2 - a] pyridin- 

2- yl)- 

3 - Carbamoyl -5- ( imidazo { 1 , 2-a] pyridin-2 -yl ) - 

25 3-Carbamoyl-5- ( 6-methylimidazo[ 1 , 2-a] pyridinT2-yl ) - 
3-Carbainoyl-5- ( 7-methylimidazo [ 1 , 2-a] pyridin-2-yl )- 
3-Carbainoyl-5- (8-methylimidazo[ 1 , 2-a]pyridin-2-yl )- 
3-Carbalnoyl-5-(8-carbamoyl-imidazo[l,2-aipyridin-2-yl)- 
3 -Carbamoyl-5- ( 8-cyan-imidazo ( 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - 
3-Carbainoyl-5-( 6-chlor-iinidazo[l , 2-a]pyridin-2-yl )- 
3-CarbaInoyl-^5-(8-hydroxy-ilaidazo^ 1, 2-a]pyridin-2-yl )- 
3-Carbarooyl-5- ( S-amino-imidazof 1 , 2-a] pyridin-2-yl ) - ; 



sowie 
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3-Cyan-5- { S-carbamoyl-imidazof 1 , 2-a]pyridin-2-yl ) -6- 
ethyl-2-pyridon 

3-Carbainoyl-5- (S-carbamoyl-imidazoI 1 , 2-aJ pyridin-2-yl ) - 
6-ethyl-2-pyridon. 

Beispiel 32 

Eine suspension von 1,92 g S-Cyan-S-hydroxyacetyl-e-methyl- 

2- pyridon, 3,15 g Trifluoracetanhydrid, i,i g Triethylamin 
und 100 ml CH2CI2 wird 4 Std. bei 25 • geriihrt. Man fil- 
triert, dampft das Filtrat ein und erhalt 3-Cyan-5-tri- 
fluoracetoxyacetyl-6-methyl-2-pyridon. 

Analog erhalt man mit Methan-, Hexan-, Benzol- oder 
p-Toluolsulfochlorid: 

3- Cyan-5-methansulfonyloxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-hexansulfonyloxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 
3 -Cyan-5-benzolsulf onyloxyacetyl-6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5-p-toluolsulfonyloxyacetyl-6-methyl-2-pyridon. 

Beispiel 33 

Man riihrt eine Suspension von 2,18 g 3-Cyan-5-(l,3-dioxo- 
butyl)-6-methyl-2-pyridon und 0>46 g Methylhydrazin in 
80 ml Ethanol 24 Std. bei 20 °, filtriert und erhalt 
durch fraktioniertes Kristallisieren aus Methanol 
3-Cyan-5- ( 1 , 3-dimethyl-5-pyrazolyl )-6-methyl-2-pyridon 
vom F. > 300 « und 3-Cyan-5-(l,5-dimethyl-3-pyrazolyl)- 
6-methyl-2-pyridon vom F. 286 - 288 • (Zers.). 

Analog erhalt man: 

mit Hydrazin: 3-Cyan-5-(3-methyl-5-pyrazolyl)-6-methyl- 
2-pyridon vom F. > 280 
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mit Phenylhydrazin: 3-Cyan-5-(l-phenyl-3-methyl-5- 
pyrazolyl)-6-methyl-2-pyridbn vom F. 286 - 287 ° imd 

3-Cyan-5-(l-phenyl-5-methyl-3-pyra2olyl)-6-methyl-2- 
pyridon vom F. 267 - 273 

5 aus 3-Cyan-5- [ 1 , 3-dioxo-3- ( 4-pyridyl ) -propyl ] -6-methyl-2- 
pyridon und Hydrazin: 3-Cyan-5-[3-(4-pyridyl)-5-pyrazalyl]- 
6-methyl-2-pyridon, F. > 350 

aus 3-Cyaii-5-fonnylacetyl-6-methyl-2-pyridon und Methyl- 
hydr azin : 3 -Cyan-5 - ( 1 -methyl -3 -pyrazoly 1 ) -6 -methyl -2 - 
10 pyridon, F^ 265 - 270 ^ (Zers.); 

Analog erhalt man aus den entsprechenden 3 -Carbamoyl ver- 
bindungen die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3-Carbamoyl-5- ( 1 ,-3 -dimethyl -5 -pyrazoly 1 ) - 
3 -Carbamoyl -5 - ( 1 , 5-dimethyl-3 -pyrazolyl ) - 
15 3-Carbamoyl-5- ( l-phenyl-3-methyl-5-pyrazolyl )- 
3 - Carb amoy 1- 5 - ( 1 -phenyl - 5 -methyl - 3 -pyr az o ly 1 ) - 
3-Carbamoyl-5- ( 3 -methyl -5 -pyrazolyl ) - 
3 -Carbamoyl - 5 - [ 3 - ( 4 -pyr idyl ) - 5 -pyr az olyl ] - 
3-Carbamoyl-5- ( l-methyl-3-pyrazolyl ) - . 

20 Beispiel 34 

Man kocht ein Gemisch von 2,93 g 3-Cyan-6-(4-pyridyl- 
carbonyl ) -1 , 2 , 5 , 6 , 7 , 8-hexahydro-chinolin-2 , 5-dion und 
0/5 g Hydrazinhydrat in 200 ml Isopropanol in Gegenwart 
von 1,9 g p-Toluolsulfonsaure 6 Std., arbeitet wie 
25 iiblich auf und erhalt lH-3-(4-Pyridyl)-8-cyan-4, 5, 6, 7- 
tetrahydro-pyrazQlo[3,4-f ]chinolin-7-on, F. > 300 . 

Analog erhalt man aus den entsprechenden Dioxover- 
bindungen mit den entsprechenden Hydrazinen die fol- 
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genden 8-Cyan-4, 5,6, 7-tetrahydro-pyrazolo [ 3 , 4-f ] - 
chinolin-7-one : 

IH-l-Methyl-, F. > 300 ^ 
lH-3-Methyl-, F. > 300 ^ 
1H-1,3-Dimethyl-, F. > 300 
lH-l-Methyl-3-(4-pyridyl)-, F. > 300 ^ 
lH-l-Phenyl-3-methyl-, F. > 300 
lH-l-p-Methoxyphenyl-3 -methyl-, F. 195 - 198 ^. 

Analog erhalt man aus den entsprechenden 3-Carbainoyl- 
1,2, 5, 6, 7, 8-hexahydro-6-acyl-chinolin-2, 5-dionen die 
f olgenden 8-Carbamoyl-4 ,5,6, 7-tetrahydro-pyrazolo- 
[ 3 , 4 , -f ] chinolin-7-one : 

lH-3-{4-Pyridyl)- 

IH-l-Methyl- 

lH-3-Methyl- 

1H-1,3-Dimet: y1- 

lH-l-Methyl-3 - ( 4-pyridyl ) - 

lH-l-Phenyl-3-methyl- 

lH-l-p-Methoxyphenyl-3 -methyl- . 

Beisplel 35 

Man suspendiert 2,48 g 3-Cyan-5-ethoxycarbonylacetyl- 
6-roethyl-2-pyridon in 30 ml Ethanol und versetzt unter 
Riihren mit 0,5 g Hydrazinhydrat. Nach 22 Std. Kochen 
filtriert man heiB und erhalt 3-Cyan-5-(3-hydroxy-5- 
pyrazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F. > 300 

Analog erhalt man aus 3-Carbamoyl-5-ethoxycarbonyl- 
acetyl-6-methyl-2 -pyridon das 3 -Carbamoyl-5- ( 3 -hydroxy- 
5-pyrazolyl ) -6-methyl -2 -pyridon. 
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Beispiel 36 



Ein Gemisch von 2,18 g 3-Cyan-5-(l,3-dioxobutyl)-6- 
inethyl-2-pyridon, 0,69 g Hydroxylaminhydrochlorid und 
50 ml Ethanol wird 5 Std. gekocht. 3-Cyan-5-(3-methyl- 
5 5-isoxa2olyl)-6-niethyl-2-pyridon, F. > 300 », fallt aus. 

Analog erhalt man 

3-Cyan-5- (3-ethyl-5-isoxazolyl )-6-methyl-2-pyridon 
3-Gyan-5-(3-phenyl-5-isoxazolyl )-6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- (3-p-methoxyphenyl-5-isoxazolyl )-6-methyl- 
10 2-pyridon 

3-Cyan-5- [ 3- ( 2 , 4-dimethoxyphenyl ) -S-isoxazolyl] -6- 
me thyl- 2 -pyr idon 

3-Cyan-5- ( 3- (4-pyridyl )-5-isoxa2olyl] -6-methyl-2- 
pyridon 

15 3-Cyan-5-[3-(2-furyl)-5-isoxazolyl]-6-methyl-2- 
pyridon 

3-cyan-5- [ 3- (2-thienyl )-5-isoxa2olyl] -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-(3-methyl-5-isoxazolyl)-6-ethyl-2-pyridon 

20 3-Carbamoyl-5-(3-methyl-5*isoxazolyl)-6-methyl- 
2-pyridon. 



Beispiel 37 



Analog Beispiel 36 erhalt man aus 3 -Cyan- 6- acetyl-^; 
l,2,5,6,7,8-hexahydrochinolin-2,5-dion und Hydroxyl- 
25 aminhydrochlorid das 3-Methyl-8-cyan-4,5, 6, 7-tetra- 
hydro-isoxa2olo[5,4-f]ch^nolin-7-on, F. > 300 *. 
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Analog erhalt man 

8-Cyan-4 ,5,6, 7-tetrahydro-isoxa2olo [ 5 , 4-f ] chinolin-7-on, 
F. 247 - 248 " 

3-Ethyl-8-cyan-4, 5,6, 7-tetrahydro-isoxazolo [ 5 , 4-f] - 
chinolin-7-on 

3-Phenyl-.a-cyan-4, 5, 6, 7-tetraliydro-isoxazolo[ 5,4-f ] - 
chinolin-7-on 

3-p-Methoxyphenyl-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-isoxazolo- 
l 5 , 4-f] chinolin-7-on 

3- ( 2 , 4-Diniethoxyphenyl ) -8-cyan-4 , 5 , 6 , 7- tetrahydro- 
isoxazolo [ 5 , 4-f ] chinolin-7-on 

3-(4-Pyridyl)-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-isoxazolo [5, 4-f ] - 
chinolin-7-on 

3- {2-Furyl ) -8-cyan-4, 5,6, 7-tetrahydro-isoxazolo ( 5, 4-f J - 
chinolin-7-on 

3- ( 2-Thienyl) -8-cyan-4, 5,6, 7-tetrahydro-isoxazolo [ 5 , 4-f] - 
chinolin-7-on 

8-Carbamoyl-4, 5,6, 7-tetrahydro-isoxazolo [ 5 , 4-f] chinolin- 
7-on 

3-Methyl-8-carbanioyl-4, 5,6, 7-tetrahydro-isoxazolo( 5 , 4-f] - 
chinolin-7-on . 

Beispiel 38 

Man riihrt 2,34 g 3-Cyan-5-acetoxyacetyl-6-methyl-2- 
pyridon und 1,36 g Isonicotinimidsauremethylester in 
100 ml flussigem NH3 10 Std. bei 68 - 70 ° im Auto- 
klaven. Als Zwischenprodukt entsteht Isonicotinamidin, 
es wird nicht isoliert. Man damp ft ein und erhalt 

3-Cyan-5-f2-(4-pyridyl)-5-imidazolyl]-6-methyl-2-pyridon, 
F- > 300 
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Analog sind erhaltlich: 

3-Cyan-5- ( 2-phenyl-5-imida2olyl ) -6-methyl-2-pyridon 
3-Cyan-5- (2-p-f luorphenyl-5-iiaidazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5- (2-p-inethoxyphenyl-5-imidazolyl )-6-methyl- 

2- pyridon 

3 - Cyan-5- [ 2 - { 2 -pyr idyl ) -5-imidazolyl ] - 6-methyl -2 - 
pyridon 

3-Cyan-5-[ 2-(3-pyridyl )-5-imidazolyl] -6-2nethyl-2- 
pyridon 

3-Cyan-5-l2-(4-pyridyl)"5-imidazolyl] -6-ethyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-5-(2-(4-pyridyl )-5-imidazolyl] -6-inethyl- 

2 - pyridon* 

Beispiel 39 

Ein Gemisch von 2,7 g 3-Cyan-4-methoxy-5-p-inethoxy-' 
phenyl-6-inethyl-2-pyridon, 0,36 g NaH, 3 g CH^J irnd 50 ml 
DMF wird bei 20 16 Std. geruhrt. Nach iiblicher Auf- 
arbeitung erhalt man l,6-Dimethyl-3-cyan-4-methoxy- 
5 -p-me thoxyphenyl «-2 -pyridon . 

> 

Analog erhalt man mit Ethyl jodid l-Ethyl-3-cyan-4- 
methoxy-5-p-methoxyphenyl-6-methyl-2-pyridon* 

Beispiel 40 

Analog Beispiel 39 erhalt man aus 3-Cyan-4-methyl-5-p- 
methoxyphenyl-2-pyridon mit Benzylchlorid das 1-Benzyl- 

3- cyan-4-methyl-5-p-methoxyphenyl -2 -pyridon . 
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Analog erhalt man: 



l-Ben2yl-3-carbamoyl-4-methyl-5-p-inethoxyphenyl-2-pyridon. 
Beispiel 41 

Man ruhrt ein Gemisch von 3,84 g 3-Cyan-5-(2-(N-2-<Jimethyl- 
aminoethyl-amino ) -4-thiazolyl ] -6-methyl-2-pyridon-hydro- 
bromid, 13,6 ml Ameisensaure und 32,8 ml Acetanhydrid 75 Min 
bei 50 °, dann 1 Std. bei 20 », filtriert und lost den 
Niederschlag in waBrigem Ethanol . Mit verdiinnter Natronlauge 
fallt man 3-Cyan-5-(2-(N-2-dimethylaminoethyl-formamido)- 
4-thiazolyl]-6-methyl-2-pyridon, F. 205 - 208 ° (Zers.). 

Analog erhalt man durch Formylierung die folgenden 6-Methyl- 

2- pyridone: 

3- Cyan-5-(2-formamido-4-thia2olyl)-, F. 294 - 297 * 
3-Cyan-5-(2-N-methyl-formamido-4-thiazolyl)-, F. 285 - 288 » 
3-Cyan-5-(2-N-ethyl-formamido-4-thia2olyl)-, f. 273 - 274 » 
3-Gyan-5- (2-N-propyl-f ormamido-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5-(2-N-isopropyl-formamido-4-thiazolyl)- - 
3-Cyan-5- (2-N-butyl-f ormamido-4-thia2olyl ) - 

3-Cyan-5- (2-N-isobutyl-formamido-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5-(2-N-sek. -butyl-formamido-4-thiazolyl )- 
3-Cyan-5- (2-N-tert . -butyl-formamido-4-thiazolyl ) - 
3 -Cyan-5- ( 2-N-pentyl-f ormamido-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5- ( 2-N-hexyl-f ormamido-4-thiazolyl ) - 
3 - Cyan-5 - ( 2 -N-allyl -f ormami do-4- thi azolyl ) - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2-hydroxyethyl-f ormamido ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5-[ 2- (N-2-dimethylaminopropyl-f ormamido ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-[3-(N-3-dimethylaminopropyl-formamido)-4- 
thiazolyl]-, F. 275 - 277 » 
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3.-Cyan-5- [ 2- (N-2--diethylaminoethyl- f ormamido ) -4- 
thiazolyl]-, Hydrobromid, F. 247 - 248 
3-Cyan-5- I 2- (N-2-pyrrolidinoethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 273 - 274 ^ 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-piperidinoethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 266 - 267 ^ 

3- Cyan-5- [ 2- (N-3- (2-methylpiperidino ) -propyl ) -f ormamido- 

4- thiazolyl]- 

3 - Cyan-5 - ( 2 - ( N-3 - ( 2 -oxopyrrolidino ) -propyl ) - f ormamido- 

4- thiazolyl]-, F- 23S - 237 ° 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2-morpholinoethyl-f ormamido ) -4-thiazolyl ] - , 
Hydrobromid, F. 259 - 261 ° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-3-morpholinopropyl-f ormamido ) -4-thiazolyl ] - , 
F. 188 (Zers.)- 

3-Cyan-5- [2- (N-2- (4-f ormylpiperazino ) -ethyl -f ormamido ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-( 2- (N-2-methoxyethyl-f ormamido ) -4-thiazolyl] - , 
F. 249 - 251 

3-Cyan-5- (2-N-benzyl-formamido-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- { 2- (N-p-methoxybenzyl-f ormamido ) -4-thiaz6lyl J - , 
F- 241 - 243 

3 -Cyan- 5 - [ 2 - ( N-2 -phenylethyl - f ormamido ) -4 - thi azolyl ] - 

3-Cyan-5-[2- (N-2-p-methoxyphenylethyl-formamido ) -4- 
thiazoyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-2- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) -ethyl- f ormamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [ 2- (N-l-indanyl-formamido) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5- ( 2- (N-2- ( 2-pyridyl ) -ethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 240 - 242 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 3-pyridyl ) -ethyl-f ormamido ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (4-pyridyl ) -ethyl-f ormamido ) -4-thiazolyl ] - , 
F, 252 - 255 ° 

3-Cyan-5- ( 2- (N-4-piperidyl-f ormamido ) -4-thiazolyl ] - 
3-Cyan-5- [ 2- (N- ( l-benzyl-4-piperidyl ) -f ormamido ) -4- 
thi azolyl ]- 
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3- Cyan-5- [ 2- (N- ( l-ethoxycarbonyl-4-piperidyl ) -f ormamido ) - 

4- thiazolyl] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-2 - ( 4-inethyl-5-imida2olylmethyl thio ) -ethyl - 
fonnainido)-4-thiazolyl] - 

3-Cyan-5-(2-(4-fonBylpiperazino)-4-thiazolyl]-, F. 304 - 305 

3-Carbamoyl-5- (2-f ormainido-4-thiazolyl )- 

3 -Carbamoyl-5- ( 2 -N-methyl - f ormainido-4-thiazolyl ) - 

3- Carbainoyl-5- ( 2-N-ethyl-f oiiBamido-4-thiazolyl ) - 

3 -Carbamoyl-S- [ 2- (N-2-diinethylananoethyl-f ormamido ) - 

4- thiazolyH- 

3- Carbamoyi-5- { 2 - (N-3-dimethylaininopropyl-f ormamido ) - 

4- thiazolyl] - 
3-CarbaInoyl-5-^2-(N-2-diethylalninoethyl-formamido)- 
4-thiazolylJ- 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-pyrrolidiiioethyl-formainido ) - 

4- thiazolyl] - 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-piperidinoethyl-f ormamido ) - 

4- thiazolyl] - 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (N-3-oxopyrrolidinopropyl-f ormamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl-5- 1 2- (N-2 -morpholinoethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- ( 2- (N-3-morpholinopropyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5-( 2- (N-2-methoxyethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl-5- { 2- (N-p-methoxybenzyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2- (2-pyridyl ) -ethyl -f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2- (3-pyridyl ) - ethyl -f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 
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■ * 

3-Carbamoyl-5- ( 2- {N-2- (4-pyridyl ) -ethyl-f ormamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl -5- [ 2- ( 4- f ormylpiper azino ) -4- thiazolyl J - 

sowie die folgenden 8-Cyan-4,5,6,7-tetrahydro-thia2olo- 
(4, 5-f Jchinolin-7-one: 

2 - ( N-2-Dimethylaminoethyl- f ormamido ) - , Hydrobromid , 
F. > 300 » 

2-(N-3-Diinethylaminopropyl-formamido)-, F. 279 - 281 " 
2-(N-Ben2yl-formainido)-, F. > 300 * 

2-(N-p-Methoxyben2yl-formaniido)-, F. > 300 ' (Zers.); * 

die folgenden 8-Carbamoyl -4,5,6, 7-tetrahydro-thiazolo- 
[ 4 , 5-f ] chinolin-7-one : 

2- (N-2-Dimethylaininoethyl-f ormamido ) - 
2 - ( N-3 -Dimethyl aminopropy 1 - f ormaini do ) - 
2- (N-Benzyl-f ormamido ) - 
2- (N-p -Me thoxybenzyl-f ormamido )- ; 

die folgenden 8-Cyan-6,7-dihydro-thiazolo[4,5-fJchinolin- 
7 -one: 

2- ( N-2-Dime thy laminoethyl-f ormamido)-, F. 252 - 253 ^ 
2 - ( N-3 -Dimethyl aminopropy 1- f ormamido ) - , F . 2 9 7 ^ ( Zers . ) 
2- (N-Benzyl-f ormamido)-, F. > 300 ^ 
2- (N-p-Methoxybenzyl-f ormamido)-, F. 298 ^ (Zers-) 

die folgenden 8-Carbamoyl-6/7-dihydro-thiazolo{4,5-f]- 
chinolin-7-one r 

2- (N-2-Dimethylaminoethyl-f ormamido ) - 
2- ( N-3 -Dimethyl aminopropyl - f ormamido ) - 
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- 1 y/JS 



2- (N-Benzyl-f ormamido ) - 

2- (N-p-Methoxybenzyl-f ormamido ) - • 



Beispiel 42 



10 



Ein Gemisch von 2,46 g 3-Cyan-5-(2-inethylainino-4-thia- 
zolyl)-6-methyl-2-pyridon, 2 ml Acetylchlorid und 20 ml 
2n NaOH wird fiber Nacht bei 20 ° geriihrt. Nach iiblicher 
Aufarbeitung erhalt man 3-Cyan-5-(2-N-methyl-acetamido- 
4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F. 320 - 322 

Analog erhalt man durch Acetylierung die folgenden 
6-Methyl-2-pyridone : 



3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 



15 F. 205 - 206 



3 -Cyan- 5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3 -Cyan- 5- 

20 3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 
3-Cyan-5- 

25 thiazolyl 
3TCyan-5- 
thiazolyl 
3-Cyan-5- 
thiazolyl 

30 3-Cyan-5- 



2 -acetamido-4- thiazolyl )- 

2-N-ethyl-acetamido-4-thiazolyl)-, F. 261 - 262 
2-N-propyl-acetamido-4- thiazolyl ) - 
2-N-isopropyl-acetamido-4-thiazolyl )- , 



2-N-butyl-acetamido-4-thiazolyl ) - 
2 -N- i s obu ty 1 -ace t ami do - 4 ~ thi az o ly 1 ) - 
2-N-sek* -butyl-acetamido-4-thiazolyl ) - 
2-N-tert . -butyl-acetamido-4-thiazolyl )- 
2-N-pentyl-acetamido-4-thiazolyl ) - 
2-N-hexyl-acetamido-4-thiazolyl)- 
2-N-allyl-acetamido-4-thiazolyl ) - 
2- (N-2-hydroxyethyl-acetamido ) -4-thiazolyl] - 
2- (N-2-dimethylaminoethyl-acetamido ) -4- 
F, 263 - 267 ^ 

2- (N-3-dimethylaminopropyl-acetamido ) -4- 

F. 273 - 275 
2- (N-2-diethylaminoethyl-acetamido ) -4- 

Hydrobromid, F. 264 - 266 ° 
2- (N-2-pyrrolidinoethyl-acetamido ) -4-thiazolyl J - , 



F. 285 - 288 
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3-Cyan-S- ( 2- (N-2-piperidinoethyl-acetamido ) -4- thi azolyl ] - , 
F. 270 0 

3- Cyan-5- [2- (N-3 - ( 2-methylpiperidino ) -propyl-acetamido- 

4- thia2olyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-3- ( 2-oxopyrrolidino ) -propyl-acetamido- 

4- thiazolyl]-, F. 247 - 249 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2'-morpholinoethyl-acetaiaido ) -4- thiazolyl] - , 
Hydrobromid, F. 258 - 260 ^ 

3-Cyan-5- [ 2- (N-3-morpholinopropyl-acetamido ) -4- thiazolyl] - , 
F. 230 - 232 

3-Cyan-5- [2- (N-2- (4-acetylpiperazino ) -ethyl-acetamido ) -4- 
thiazolylj- 

3-Cyan-5-[2-(N-2-iQethoxyethyl-acetamido)-4-thiazolyl] 
F. 243 - 245 ° 

3-Cyan-5-[2-(N-ben2yl-acetamido)-4-tlu:azolylJ-, F. 250 - 
253 ^ 

3-Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-acetamido ) -4^thiazolyl ] - , 
F. 186 - 188 ® 

3- Cyan-5- [ 2 - (N-2-phenylethyl-acetamido ) -4- thi azolyl ] - 
3 -Cyan-5- [ 2 - (N-2 -p-methoxyphenylethyl-ace tamido ) -4- 
thi azolyl ]- 

. 3-Cyan-5-[2-(N-2-(3,4-dimethoxyphenyl)-ethyl-acetainido)-- 

4- thia2olyl]- 

3 -Cyan- 5 - f 2 - ( N- 1 - xndanyl - ace tamido ) -4 - thi az oly 1 ] - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2- (2 -pyridyl ) -ethyl-acetamido ) -4-thiazolyl ] - , 

F. 239 - 242 ^ 

3-Cyan-5-{2-(N-2-(3-pyridyl )-ethyl-acetamido) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5-[ 2- (N-2- (4-pyridyl ) -ethyl-acetamido ) -4-thiazolyl J - 
3-Cyan-5-[2-(N-4-piperidyl-acetainido)-4-thia201yl]- 
3-Cyan-5-( 2- (N-l-beiizyl-4-piperidyl-acetainido) -4-thiazolyl] - 
3-Cyan-5-[2- (N-l-ethoxycarbonyl-4-piperidyl-acetainido )- 
4-thiazolyl]- 
3-Cyan-5-^ 2- (N-2- (4-methyl-5-imidazolylinethylthio)-ethyl- 
acetamido ) -4-thiazolyl ] - 
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- - /^S? 

3-Cyan-5-[ 2- (N-phenyl-acetamido )-4-thia2olyl ] - 

3 -Cyan-5- [ 2- (N-p-methoxyphenyl-acetamido )-4-thiazolyl J - , 
F. 304 - 306 " 

3-Cyan-5-(2-acetainido-4-methyl-5-thiazolyl)-, F. > 355 p 
5 3-Carbamoyl-5-(2-N-.methyl-acetainido-4-thia2olyl)- 
3-Carbamoyl-5- (2-N-ethyl-acetamido-4-thia2olyl )- 
3-Carbainoyl-5- (2-N-isopropyl-acetamido-4-thiazolyl ) - 

3-Carbainoyl-5- [2- (N-2-dimethylaminoethyl-acetamido ) -4- 
thiazolyl]- 

10 3-Carbanioyl-5- [ 2- (N-3-dimethylaminopropyl-acetamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbainoyl-5-[2-(N-2-diethylaminoethyl-acetainido)-4- 
thiazolylj- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-pyrrolidinoethyl-acetamido ) -4- 
15 thiazolyl] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-piperidinoethyl-acetainido ) -4- 
thiazolyl]- 

3 - Carbanioyl-5- [ 2- (N-3- ( 2-oxopyrrolidino ) -propyl-acetamido ) - 

4- thiazolyl ]- 

20 3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-morpholinoethyl-acetaniido ) -4- thia- 
zolyl] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-morpholinopropyl-acetamido ) -4-thia- 
zolyl] - 

3 -Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-inethoxyethyl-acetainido ) -4-thia- 
25 zolyl]- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-benzyl-acetamiido ) -4-thiazolyl J - 

3 -Carbamoyl- 5- [ 2- (N-p-methoxybenzyl-acetamido ) -4-thia- 
zolyl] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N- ( 2-pyridyl ) -ethyl-acetamido ) -4-thia- 
30 zolyl]- 

3-Carbainoyl-5- [ 2- (N-( 3 -pyridyl ) -ethyl-acetamido ) -4- thia- 
zolyl] - 

3-Carbaraoyl-5- ( 2- (N- (4-pyridyl ) -ethyl-acetamido ) -4- thia- 
zolyl ]- 
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3 -Carbamoyl -5- [ 2 - (N-p-methoxyphenyl-acetamido ) -4-thia- 
zolyl]- 

3 -Carbamoyl -5- ( 2 -acetamido-4-me thyl -5 -thiazolyl ) - ; 

sowie die folgenden 8-Cyan-4,5,6,7-tetrahydro-thiazolo- 
[4,5-f J chinolin-7-one: 

2-Acetamido- 

2 - { N-2 -Dimethyl aminoe thyl -acetamido ) - 
2- (N-3-Dimethylaminopropyl-acetamido ) - 
2 - ( N-Benzyl - acetamido ) - 
2- (N-p-Methoxybenzyl-acetamido ) - ; 

die folgenden 8-Carbamoyl-4^ 5,6,7- tetrahydro-thi azolo- 
( 4 , 5-f J chinolin-7-one : 

2-Acetamido- 

2- (N-2 -Dime thyl aminoe thyl -acetamido ) - 
2 - ( N-3 -Dimethylaminopropyl-ace tamido ) - 
2- (N-Benzyl-acetamido ) - 
2- (N-p-Methoxybenzyl-acetamido ) - ; 

die folgenden 8-Cyan-6,7-dihydro-thiazolo[4,5-f ]chinolin- 
7 -one: 

2-Acetamido-, F. > 300 ^ 

2-(N-2-Dimethylaminoethyl-acetamido)-, 293 - 294 
2-{N-3-Dimethylaminopropyl-acetamido)-, F. > 300 
2 - ( N-Benzy 1 - ace t ami do ) - 

2- (N-p-Methoxybenzyl-acetamido)-, F. 302 ^ (Zers.); 

die folgenden 8-Carbamoyl-6,7-dihydro-thiazolo[4,5-f]- 
chinol in- 7-one : 
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2-Acetamido- 

2- (N-2-Dimethylaminoethyl-acetamido ) 
2 - (N-3 -Dimethylaminopropyl-acetamido ) - 

2- (N-Benzyl-acetamido ) - 

5 2-(N-p-Methoxybenzyl-acetamido)-* 

Beispiel 43 

Analog Beispiel 42 erhalt man aus den entsprechenden 
Aminen durch Acylierung die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3- Cyan-5- ( 2-propionainido-4-thiazolyl ) - 

10 3-Cyan-5- ( 2-N-methyl-propionainido-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5-(2-N-ethyl-propionamido-4-thiazolyl)-, F. 263 - 
265 ° 

3 -Cyan-5 - ( 2 -N-propyl-propionamido-4- thiazolyl ) - 

3- Cyan-5- (2-N-isopropyl-propionamido-4-thiazolyl ) 
15 235 - 238 

3 -Cyan-5- ( 2- (N-2-diinethylaminoethyl-propionamido ) - 

4- thiazolyl]-, F. 275 - 278 

3-Cyan-5- [ 2- (N-3-dimethylaminopropyl-propionamido ) -4- 
thiazolyl]- 

20 3-Cyan-5-[2-(N-2-diethylaminoethyl-propionamido)-^4- 
thiazolyl]- 

3-Cyan-5- [2- (N-2-pyrrolidinoethyl-propionainido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 287 - 289 ° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-piperidinoethyl-propionainido ) -4- . 
25 thiazolyl]-, F. 281 - 282 

3- Cyan-5-[ 2- (N-3- ( 2-methylpiperidino ) -propyl -propionami do ) - 

4- thiazolyl]- 

3 - Cyan-5- [ 2- {N-3- (2-oxopyrrolidino ) -propyl -propionami do ) - 

4- thiazolyl]-, F. 216 - 217 ^ 

30 3 -Cyan-5- [ 2- (N-2-morpholinoethyl-propionamido ) -4- 
thiazolyl]- 



4 

C 
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3-Cyan-5- [ 2- (N-2- ( 2-pyridyl ) -ethyl-butyramido ) -4- 
thiyzolyl)-, 219 - 221 ° 

3-Cyan-5- ( 2-benzami<io-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5- (2-N-methyl-benzainido-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5-(2-N-ethyl-benzainido-4-thiazolyl )-' 
3 -Cyan--5 - ( 2 -N-propyl -benz amido-4-thiazQlyl ) - 
3-Cyan-5- ( 2-N-isopropyl-benzamido-4-thiazolyl ) - 
3-Cyan-5- 1 2- (N-2-diine1:hylaminoethyl-benzamido ) -4- 
thiazoiyl]-. Hydrochloride F. 259 - 261 ° 

3-Cyan-5- f 2- (N-3-dimethylaminopropylTbenzamido ) -4- 
thiazolyl}-, F. 246 - 248 ^ 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-diethylaininoethyl-benzainido ) -4- 
thiazolylj-, Hydrochlorid, F* 275 - 276 

3-Cyan-5-[2- (N-2-pyrrolidinoethyl-benzainido ) -4- 
thiazalyl]- 

3-Cyan-5- 1 2- (N-2-piperidinoethyl-benzainido ) -4- 
thiazolylj- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-3- ( 2-methylpiperidino ) -propyl -benzamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3- Cyan-5- [ 2- (N-3- ( 2-oxopyrrolidino )-propyl-benzamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3-Cyan-5-{2-(N-2-inorpholinoethyl-benzamido)-4-thiazolyl]-, 
F, 281 - 283 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-niethoxyethyl-benzamido )-4-thiazolyl] - , 
F, 272 - 273 

3-Cyan-5-(2-p-methoxybenzainidQ-4-thiazolyl)- 

3- 'Cyan-5-r f 2- (N-2-dimethylaminoethyl-p-methoxybenzamido ) - 

4- thiazolylJ-, Hydrochloride F. 229 - 230 ^ 

3- Cyan-5- [ 2- ( N-3-dimethylaminopropyl-p-methoxybenzainido ) - 

4- thiazolyl]-, Hydrochloride F. 243 - 245 

3-Cyan-5-[2-(N-2-inorpholinoethyl-p-methoxybenzamido)-4- 
thiazolylj-, F* 249 - 251 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-methoxyethyl-p-inethoxybenzamido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 223 - 224 
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- 1 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2-dimethylaminoethyl-p-methoxyphenyl- 
acetamido)-4-thiazolyl]-, F. 263 - 265 " 

3-Cyan-5- [2- (N-3-diinethylaminopropyl-p-methoxyphenyl- 
acetaBd.do)-4-thiazolyl]-, F. 146 - 148 • 

3-Cyan-5- [ 2- {N-2-diethylaminoethyl-p-methoxyphenyl- 
acetaniido)-4-thia2olyl]-, F. 202 - 204 * 

3- Gyaii-5-[2- (N-2-methoxyethyl-p-inethoxyphenylacetamido ) - 

4- thia2olyl]-, F. 241 - 245 " 

3-Cyan-5- (2-iiicotinamido-4-thiazolyl ) - 

3-Cyan-5- [ 2- (N-2-diinethylaininoethyl -nicotinamide ) - 
thiazolyl]-, Hydrochlorid, F. 235 - 237 ° 

3-Cyan-5- [ 2- (N-3-diinethylaminopropyl-nicotinamido ) -4- 
thiazolyl]-, Dihydrochlorid, F. 176 - 179 « 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2-diethylaininoethyl-nicotinamido ) -4- 
thiazolyl]-, F. 254 - 256 ° 

3 -Cyan-5- I 2- (N-2-methoxyethyl-nicotinamido ) -4-thiazolyl ] - 
6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-isonicotinamido-4- thiazolyl ) - 

3- Cyan-5- [ 2-(N-2-dimethylaminoethyl-isonicotinamido ) - 

4- thiazolyl]-, F. 271 - 273 " 

3- Cyan-5- [ 2 - (N-3 -dimethylaminopropyl -isonicotinamido ) - 

4- thiazolyl]-, Dihydrochlorid, F. 228 - 231 » 

3-Cyan-5- ( 2- (N-2-diethylaniinoethyl-isonicotinainido ) -4- 
thiazolylj-, Dihydrochlorid, F. 258 - 260 *■ 

3-Cyan-5- [ 2-methoxyethyl-isonicotinamido ) -4-thiazolyl J - 

3-Cyan-5- [2- (N-ethoxycarbonyl-N-ethyl-amino ) -4-thia2olyl J - 

3-Carhamoyl-5-(2-N-ethyl-propionainido-4-thiazolyl)- 

3-Carbainoyl-5- (2-N-isopropyl-propionamido-4-thiazolyl ) - 

3- Carbamoyl-5- [2- (N-2-dimethylaminoethyl-propionainido ) - 

4- thiazolyl] - 

3- Carbainoyl-5- [ 2- (N-2-pyrrolidinoethyl-propionainido ) - 

4- thiazolyl ]- 

3- Carbajnoyl-5- [2- (N-2-piperidinoethyl-propionamido ) - 

4- thiazolyl] - 



PAT LOG 5/1 230184/140 



3A06329 



3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-3- (2-oxopyrrolidino ) -propyl -propion- 
amido ) -4- thiazolyl ] - 

3-Carbamoyl-5- ( 2- (N-2- ( 2-pyridyl ) -ethyl-butyramido ) -4- 
thiazplyl]- 

3-CarbamoyI-5- ( 2- (N-2-dime1Aylamindethyl--benzaini do ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Garbamoyl-5- [ 2- (N-3 -dimethyl aminopropyl-benzamido ) -4- 
thiazolylj- 

3-Carbamoyl-5- [2- (N-2-diethylaminoethyl-benzainido ) -4- 
thiazolyl]- 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-morpholinoethyl-benzamido ) -4- 
thiazolyl]- 

3 -Carbamoyl -5- [ 2- (N-2-methoxyethyl-benzamido ) -4-thiazolyl ] - 

3 -Carbamoyl -5- [ 2- (N-2-dimethylaiirinoethyl -p-methoxybenz- 
amido ) -4-thiazolyl J - 

3 -Carbamoyl - 5 - [ 2 - < N-3 -dime thylaminopropyl-p-me thoxybenz - 
amide ) -4-thiazolyl] - 

3 - Carbamoyl -5 - ( 2- (N-2-morpholinoethyl-p-methoxybenzamido ) - 

4- thiazolyl J - 

3 -Carbamoyl-5- [ 2- (N-2-methoxyethyl-p-methoxybenzamido ) - 
4-thiazolyl]-. 

3-Carbamoyl-5^ [ 2- (N-2-dimethylaminoethyl-p-methoxyphenyl- 
acetamido) -4-thiazolyl] - 

3-Carbamoyl-5- [ 2- (N-3-dimethylaminopropyl-p-methoxyphenyl- 
acetamido ) -4-thiazolyl] - 

3 - Carbamoyl - 5- [ 2 - ( N-2 - die thylaminoethyl -p-me thoxyphenyl - 
ace tamido ) -4-thiazolyl } - 

3 -Carbamoyl-5- [2- (N-2-methoxyethyl-p-methoxyphenyl- 
acetamido)-4-thiazolyl] - 

3- Carbamoyl-5-[ 2- (N-2-dimethylaminoethyl-nicotinamido)- 

4- thiazolyl]- 

3- Carbamoyl-5- [2- (N-3 -dime thylaminopropyl-nicotinamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3- Carbamoyl-5-[2-(N-2-diethylaminoethyl-nicotinamido)- 

4- thiazolyl]- 
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3-Carbainoyl-5- [2- (N-2-methoxyethyl-nicotinamido ) -4-thia- 
zolyl ] - 

« 

3- Carbamoyl-5- 1 2- (N-2-dimethylaininoethyl-isonicotinamido )- 

4- thiazolyl]- 

3- Carbamoyl-5- [ 2- (N-3-dimethylaininopropyl-isonicotinamido ) - 

4- thiazolyl]- 

3- Carbamoyl-5- [2- (N-2-diethylaminoethyl-isonicotinamido ) - 

4- thia2olyl]- 

3- Carbamoyl-5- 1 2- (N-2-methoxyethyl-isonicotinamido ) - 

4- thiazolyl]-. 

Beispiel 44 

Man riihrt 4,12 g 3-Cyan-5-[2-(N-2-diethylaminoethylamino)- 
4-thiazolyl]-6-methyi-2-pyridon-hydrobromid, 5,1 g p-Meth- 
oxy-benzoylchlorid, 4,44 g Triethylamin und 120 ml Aceto- 
nitril 90 Min. bei 20 °, filtriert und dan«>ft das Filtrat 
ein. Nach Kristallisation des Ruckstands aus Methanol er- 
halt man 2-p-Methoxybenzoyloxy-3-cyan-5-(2-(N-2-diethyl- 
aminoethyl-p-methox^enzamido ) -4-thiazolyl] -6-methylpyri- 
din, F. 195 - 200 ** (Zers.) 

Analog sind durch Acylierung die folgenden 6-Methylpyridine 
erhaltlich: 

2-Ben2oyloxy-3-cyan-5- [ 2- (N-2-dimethylaminoethyl-b6nz- 
amido)-4-thiazolyl]-, F. 172 - 175 " 

2-Benzoyloxy-3-cyan-5- [ 2- (N-2-diethylaminoethyl-benz- 
amido)-4-thia2olyl]-, F. 210 - 212 " 

2-Benzoyloxy-3rcyan-5-[2-(N-3-dimethylaminopropyl-benz- 
amido) -4-thiazolyl]-, F. 188 - 190 " 

2-Benzoyloxy-3-cyan-5- [ 2- (N-2-morpholinoethyl-benzamido )- 
4-thiazolyl]-, F. 100 - 102 " 

2-p-Methoxybenzoyloxy-3-cyan-5-[2-(N-2-dimethylaminoethyl- 
p-methoxybenzamido) -4-thiazolyl]-, F. 134 - 137 » 
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2 -p-Methoxybenzoyloxy--3 -cyan- 5- [ 2 - ( N-3 -dime thylaininopropy 1 - 
p-inethoxyben2ainido)-4-thiazolyl]-, F. 136 ^ 139 ^ 

2-p-Methoxybenzoylpxy-3-cyan-5- [ 2- (N-2-inorpholinoethyl-p- 
inethoxyben2ainido)-4-thia2olyl]-, F. 128 - 130 ^. 

Durch 2 Std. Kochen von 3-Cyani-5-(2-ben2ylamino-4-thiazoIyl) 
6-methyl-pyridon mit uberschiissigem Acetanhydrid ist analog 
erhaltlich das 2-Acetoxy-3-cyan-5-(2-N-benzyl-acetamido-4- 
thiazolyl)-6-inethyl-pyridin, F. 134 - 136 

Beispiel 45 

Man ruhrt 2,32 g 3-Cyan-5-(2-amino-4-thiazolyl)-6-methyl- 

2- pyridon, 2,28 g Methyl isocyanat und 1 g Triethylamin in 
25 ml DMF 8 Std. bei 20 arbeitet wie liblich auf und er- 
halt 3-Cyan-5- ( 2-N* -metliylur^ido-4-tliiazolyl ) -6-methyl-2- 
pyridon, F. > 300 

Analog erhSlt man die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3- Cyan-5- ( 2-N ' -ethylureido-4-thiazolyl ) - 

3 -Carbamoyl-5- ( 2-N » -methylureido-4-thia2olyl ) - 
3-Carbamoyl-5- (2-N ' -ethylureido-4-thiazolyl ) - • 

Beispiel 46 ^ 

Man erwarmt 1 g 3-Cyan-5-(2-amino-4-thiazolyl)-6-methyl-2- 
pyridon mit 10 ml 80 %iger HjSO^ 3 Std. auf 80 ^, kuhlt 
ab, gieBt auf Eis und erhalt 3-Carbamoyl-5-(2-amino-4- 
thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, Hydrogensulfat, F* > 300 **. 
Durch Behandeln mit gesattigter NaHCOg-Losung kann das 
Salz in die freie Base, F. > 300 iibergefiihrt werden. 
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Analog erhalt man durch partielle Hydrolyse der entspre- 
chenden Nitrile die folgenden 6-Methyl-2-pyridonej 

3-Carbamoyl-5- ( 2-methyl-4-thiazolyl ) - 

3-Carbamoyl--5-(2-carbamoyjLinethyl-4-thiazolyl 

3 -Carbamoyl-5- [ 2-N-methyl-N- ( 2 -dimethyl aminoe thy 1 ) - 

amino-4-thiazolyl] - 

sowie die folgenden 8-Carbamoyl-4, 5,6,7- tetrahydro- 
thiazolof 4, 5-f ] chinolin-7-bne : 

2-Amino-, F» > 290 ^ 

2- {N-Methyl-N-2-diinethylaminoethyl-amino ) - 

2- (N-Ethyl-N-2-dimethylaminoethyl-ainino ) - 

2- (N- Isoproypl-N-2 -dimethylaminoethyl-amino ) - 

2- (N"Ben2yl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxyphenyl"N-2-dimethylaminoethyl-aiaino ) - 

2- (N-Ethyl-N-2-diethylaminoethyl-aiaino )- • 

Beispiel 47 

Man erhitzt 2,32 g 3-Cyan-5-(2-ainino-4-thia2olyl)-6- 
methyl-2-pyridon in 40 ml 50 %iger H2S0^ 5 Std. auf 
100 - 105 ^, kuhlt ab, gieBt auf Eis und erhalt 

5- (2-Amino-4-thiazolyl )-6-methyl-2-pyridon-2-carbon- 
saure, F* > 300 

Analog erhalt man durch Hydrolyse der entsprechenden 

Nitrile die nachstehenden 6-Methyl-2-pyridon-3-carbon- 
sauren: 

5-(2-p-Methoxyanilino-4-thia2olyl)- 

5- ( 2 -p-Diethylphosphonomethylphenyl -4- thiazolyl ) - 

5- ( 2-Benzylamino-4-thiazolyl ) - 
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5- ( 2-p-Methoxybenzylamino-4-thia2olyl ) - 
5- ( 2-Diinethylamino-4-thia2olyl ) - 

5- ( 2- (N-IsopropyX-N-2-diinethylaininoethyl-amino ) -4- 
thiazolylj- 

5 5- { 2- (N-p-Methoxyphenyl-N-2-diiaethylaiidnoethyl-amino ) - 
4-thiazolylJ- 

sowie 

2 , 5-Dioxo-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-3-carbonsaure , 
F. 276 - 280 (Zers.) 

10 2-Dimethylamino-6,7*dihydro-thiazolo[4,5-f]chinolin-7- 
on-8-carbonsaure . 

Beispiel 48 

Man erhitzt 1 g 3-Carbainoyl"5-(2-amino-4-thiazolyl)-.6- 
inethyl-2-pyridon in 20 ml 50 %iger HgSO^ 5 std. auf 
15 lOO kuhlt ab, gieBt auf Eis und erhalt 5-(2-Amino- 
4*thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon-3-carbonsaure, F. > 300 

Beispiel 49 

Man kocht 1 g 2, 5-Dioxo-l, 2,5, 6,7, 8-hexahydrochinolin-3- 
carbonsauremethylester 6 Std. mit einer Losung von 0,3 g 
20 NaOH in 10 ml CH^OH und 10 ml Wasser, konzentriert die 
Losung, sauert an und erhalt 2, 5-Dioxo-l, 2, 5, 6,7,8- 
hexahydrochinolin-3-carbonsaure, F. 276 - 280 (ZersJ. 

Beispiel 50 

Man kocht 6 g 2-p-Methoxybenzoyloxy-3-cyan-5-{2-(N-2- 
25 diethylaminoethyl-p-methoxybenzamido-4-thiazolyl ] -6 - 
methylpyridin mit 50 ml methanol ischer HCl-Losung 
1 Std,, kiihlt ab imd filtriert das ausgefallene 3-Cyan- 
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5- [ 2- (N-2-diethylaminoethyl-p-inethoxybenzainido-4- 

thia20lyl]-.6-methyl-2-pyridon-hydrochlorid ab; F. 241 - 
243 ^. 

Analog erhalt man durch Hydrolyse der librigen in Bei- 
5 spiel 44 genannten Lactimester (2-Hydroxypyridylester) 
die zugnmdeliegenden 2-Pyridone. 

Bei spiel 51 

Man suspendiert 1 g 2-p-Diethylphosphonomethylphenyl- 
8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-thiazolo[4, 5-f ] chinolin-7-on 
10 in 50 ml Ethanol, leitet HBr bis zur Sattigung ein 

und laBt 16 Std. bei 20 stehen. Nach dem Eindampfen 
und Waschen des Ruckstands mit Wasser erhalt man 2-p- 

Monoethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetra- 
hydrothiazolo[4,5-f]chinolin-7-on, F. 299 - 301 

15 Analog erhalt man durch partielle Verseifung der ent- 
sprechenden Diester mit methanolischer bzw. ethanoli- 
scher HBr: 

3 -Cyan^S- ( 2-o-monomethylphosphonomethylphenyl-4-- thia- 
zolyl ) -6-methyl-2-pyridon 

20 3-Cyan-5- ( 2-m-monomethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl ) -6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5- ( 2-p-monomethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl)-6-methyl-2-pyridon, F. > 300 ^ 

3-Cyan-5- ( 2-o-monoethylphosphonomethylphenyl-4- thia- 
25 zolyl)-6-methyl-2-pyridon 

r 

3-Cyan-5- ( 2-m-monoethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl ) -6-methyl-2-pyridon 

3-Cyan-5-(2-p-monoethylphosphonomethylphenyl-4-thia- 
zolyl ) -6-methyl-2-pyridon 
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# 

2-o-Monomethylphosphonomethylphenyl-8-cyaii-4, 5, 6, T-tetra- 
hydrothiazolof 4, 5-f J chinolin-7-on 

2 -m-Monomethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-4 r 5 , 6 , 7-tetra- 
hydrothiazolo[4, 5-f ] chinolin-7-on 

2-p-Monomethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-4, 5 , 6 , 7-tetra- 
hydrothiazolo [ 4 , 5-f ] chinolin-7-on 

2-o-Monoethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-4, 5, 6 , 7-tetra- 
hydrothiazolo [ 4, 5-f J chinolin-7-on 

2-m-Monoethylphosphonoinethylphenyl-8-cyan-4, 5 , 6 , 7-tetra- 
hydrothiazolo[4, 5-f ]chinolin-7-on 

2*-0'*Monomethylphosphonoinethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro- 
thiazolo[4, 5-f ]chinolin-7-on 

2-m-Mononiethylphosphonomethylphenyl-8-cyaii-6, 7-dihydro- 
thiazolo [ 4 , 5-f ] chinolin-7-on 

2-p-Monoinethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro- 
thiazolo [ 4 , 5-f J chinolin-7-on 

2-o-Monoethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro* 
thia2olo[4,5-f]chinolin-7-on 

2-m-Monoethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro- 
thi azolo [ 4 ^ 5-f J chinolin-7-on 

2-p-Monoethylphosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro- 
thia20lo[4,5-f] chinol in- 7 -on . 

Beispiel 52 

Man suspendiert 1 g 2-o-Diethylphosphonomethylphenyl- 
8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro-thiazoloj;4, 5-f] chinolin-7-on 
in 50 ml gesattigter ethanolischer HBr-Losung, kocht 
16 Std, unter Einleitung von. HBr und damp ft ein. Das 
erhal tene 2-o-Phosphonoinethylphenyl-8-cyan-4 ,5,6,7- 
tetrahydro-thiazolo[4,5-f]chinolin-7-on wird mit Wasser 
gewaschen. F > 300 ®. 
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- 1 ^^9. 

Analog erhalt man durch Verseifung der entsprechenden 
Diester oder Monoester: 

3-Cyan-5-(2-o-phosphonomethylphenyi-4-thiazolyl)-6- 
me thyl -2 -pyridon 

3-Cyan-5-(2-ni-phosphonomethylphenyl-4-thiazolyl)-6- 
me thyl - 2 -pyridon 

3-Cyan-5- (2-p-phosphonomethylphenyl-4-thiazolyl ) -6- 
me thyl -2 -pyr i don 

2-m-Phosphonoinethylphenyl-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro- 
thia2olo(4, 5-f ] chinolin-7-on 

2-p-Phosphonoinethylphenyl-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro- 
thiazolo(4, 5-f ] chinolin-7-on 

2-o-Phosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro-thiazolo- 
[ 4, 5-f ] chinolin-7-on 

2-m-Phosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro-thiazolo- 
[4, 5-f J chinolin-7-on 

2- p-Phosphonomethylphenyl-8-cyan-6 , 7-dihydro-thia2olo- 
[4,5-f]chinolin-7-on. 

Beispiel 53 

Man lost 5,7 g Na in 60 ml Methanol, versetzt mit 2,22 g 

3 - Cyan-4-methyl thio-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon, kocht 
das Gemisch 1 Std. und damp ft ein. Der Rucks tand wird 
in Wasser gelost. Man gibt Salzsaure bis pH 4 hinzu, 
wascht mit Ethylacetat, gibt emeut Salzsaure bis pH 1 
hinzu und filtriert ab. Man erhSlt 3-Cyan-4-hydroxy-5- 
acetyl-6-methyl-2-pyridon, F. 273 ». 

Analog erhalt man aus den entsprechenden 4-Methylthiover- 
bindungen die folgenden 6-Methyl-2-pyridone : 

.3-Cyan-4-hydroxy-5-p-methoxyphenyl-, F. 281 ° 
3-cyan-4-hydroxy-5-(3,4-dimethoxyphenyl)- , F. 289 » 



PAT LOG 5/1 230184/148 



3406329 



3-Cyan-4-hydroxy-5-(4-pyridyl)-, F. > 310 
3 -Carbamoyl -4-hydroxy-5-acetyi- 
3-Carbamoyl-4-hydroxy-5-p-methoxyphenyl- 
3-Carbamoyl-4-hydroxy-5- { 4-pyridyl ) - . 



Beispiel 54 

Ein Gemisch von 1 g 3-Cyan-5-(2-acetamido-4-inethyl-5- 
thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 7 ml 2n NaOH und 30 ml 
Methanol wird 16 Std. gekocht und anschlieBend einge- 
dampft. Man lost den Riickstand in Wasser und neutrali- 
siert mit In HCl/ wobei 3-Cyan-5-(2-amino-4-methyl-5- 
thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon ausfallt, 286 - 290 
(Zers.)« 

Analog erhalt man durch Hydrolyse der enitsprechenden 
Acetamidoverbindungen : 

3-Cyan-5-(2-isopropylamino-4-methyl-5-thiazolyl)-6- 
me thyl -2 -pyr idon 

3-Cyan-5- (2-p-methoxyanilino-4-methyl-5-tlua2olyl )- 
6 -me thyl - 2 -pyr idon . 



Beispiel 55 

Man erhitzt im Autoklaven 10 g 3 Cyan-4-methylthio-5- 
acetyl-6-methyl-2-pyridon mit 500 ml 25 %iger waBriger 
NHj-Losung 12 Std. auf 140 % kiihlt ab, konzentriert 
die Losung und erhalt 3-Cyan-4-amino-5-acetyl-6-methyl- 
2-pyridon, F. > 300 °. 

Analog erhalt man aus den entsprechenden 4-Methoxy- oder 
4-Methylthioverbindungen mit Ammoniak bzw. den entspre- 
chenden Aminen die folgenden 6-Methyl-2-pyridone: 
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3-Cyan-4-amino-5-p-methoxyphenyl-, F. 273 - 274 ** 
3-Cyan-4-ainino-5-(2/4-dimethoxyphenyl)-, F. 234 - 235 » 
3-Cyan-4-amino-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-, F. 290 - 292 » 
3-Cyan-4-amino-5-(4-pyridyl)-, F. > 355 • 
3-Cyan-4-dimethylamino-5-acetyl-, F. 228 " 
3-Cyan-4-dimethylainino-5-p-methoxyphenyl-, F. 266 - 267 » 

3-Cyan-4-diiiiethylamino-5- (2 , 4-diinethoxyphenyl )- , 
F. 286 - 287 ° 

* 

3-Cyan-4-dimethylaiBino-5 - ( 3 , 4-diniethoxyphenyl ) - , 
F. 322 - 323 ** 

3^Cyan-4-dimethylamino-5-(4-pyridyl)-, F. 335 ^ 337 » 

3-Cyan-4-dimethylamino-5-(2-p-inethoxyanilino-4-thia2olyl)-, 
F. > 290 " 

3 -Carbamoyl -4-and.no- 5-acetyl- 

3 -Carbamoyl -4-ainino-5-methoxyphenyl- 
3-Carbamoyl-4-amino-5- (2 , 4-dimethoxyphenyl )■- 
3-Carbamoyl-4-amino-5- (3 , 4-dimethoxyphenyi )- 
3-Carbamoyl-4-amino-5- (4-pyridyl ) - 
3 -Carbamoyl -4-dime thyl amino-5 -ace tyl - 

3-Carbamoyl-4-dimethylamino-5-p-methoxyphenyl- 

3-Carbamoyl-4-dimethylamino-5- (2 , 4-dimethoxyphenyl ) - 

3-Carbamoyl-4-dimethylamino-5- (3 , 4-dimethoxyphenyl ) - 

3-Carbamoyl-4-dimethylamino-5- (4-pyridyl ) - 

3 -Carbamoyl-4-dimethylamino-5- ( 2-p-methoxyanilino-4- 
thiazolyl)-. 

Beispiel 56 

Man erhitzt 2,86 g 3-Cyan-4-methylthio-5-p-methoxyphenyl- 
6-methyl-2-pyridon mit 10 ml p-Methoxyphenethylamin 
24 Std. auf 120 °, kiihlt ab und filtriert das erhaltene 
3 -Cyan-4- ( 2-p-methoxyphenylethylamino ) -5-p-me thoxyphenyl - 
6-methyl-2-pyridon ab. F. 219 
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Analog erhalt man aus den entsprechenden 4-Methylthio- 
verbindungen und den entsprechenden Aminen die folgenden 
6-Methyl -2 -pyridone ; 

3-Cyan-4-pyrrolidino-5-acetyl-, 252 - 253 ° 

3 -Cy an-4- ( 2 -hydroxye thylamino ) -5-p-me thoxyphenyl - , 

F. 239 - 240 

3-Cyan-4- ( 2-hydroxyethylainino ) -5- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - , 
F. 268 - 269 

3-Cyan-4-(2-p-methoxyphenylethylainino)-, F. 225 - 228 

3-^Cyan-4-[2-(3,4-diinethoxyphenylethylainino)]-, F. 264 - 
265 « 

3-Cyan-4- ( 2- ( 3 , 4-.dimethoxyphenyle thylamino ) ] -5- ( 3 , 4- 
dimethoxyphenyl ) - , F, 243 

3-Carbamoyl-4-(2-p-methoxyphenylethylamino)-5-p-methoxy- 
phenyl- 

3-Carbamoyl-4-pyrrolidino-5-acetyl- 

3-Carbamoyl-4- ( 2-hydroxyethylamino ) -5-p-methoxyphenyl- 
3-Carbamoyl-4- ( 2 -hydroxye thylamino ) -5- ( 3 , 4-dimethoxy- 
phenyl ) - 

3-Carbamoyl-4- ( 2-p-methoxyphenylethylamino ) -5- ( 3 , 4- 
dimethoxyphenyl ) - 

3 -Carbamoyl-4- [ 2- ( 3 , 4-dimethoxyphenylethyl amino ) ] - 
3 -Carbamoyl-4- [ 2- ( 3 , 4-dimethoxyphenylethylamino ) -5- 
( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - . 

Beispiel 57 

Man lost 5 g Na in 100 ml Methanol^ versetzt mit 2,22 g 

3-Cyan-4-methylthio-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon, 
kocht 4 Std. und damp ft ein. Nach ZUgabe von Wasser und 
,verdunnter Salzsaure bis pH 4 extrahiert man mit Ethyl- 
acetat und erhalt 3-Cyan-4-methoxy-5-acetyl-6-methyl-2- 
pyridon, F. 214 - 216 ° (Zers.). 
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- 15; J 

Analog erhalt man aus den entsprechenden 4-Methylthio- 
verbindungen folgende 6-Methyl-2-pyridone: 

3 -Cyan-4-ethoxy-5 -acetyl- 
3 -Cyan-4-i sobutoxy- 5 - ace tyl - 
3 -Cyan-4-hexoxy-5 - ace tyl- 

3-Cyan-4-methoxy-5-p-inethoxyphenyl- 
3-'Carbamoyl-4-methoxy-5-acetyl- . 

Beispiel 58 

Man erhitzt 2,51 g 5-{2-Amino-4-thia2olyl)-6-methyl«2- 
pyridon-3-carbonsaure in 30 ml Chinolin in Gegenwart 
von 6,3 mg Cu-Pulver 3 Std. auf 205 - 210 Nach ub- 
licher Aufarbeitung erhalt man 5-(2-Amino-4-thia2olyl)- 
6-methyl-2-pyridon, F. 255 - 258 (Zers.)- 

Analog erhalt man durch Decarboxylierung der entspre- 
chenden Carbonsaure die nachfolgenden 6-Methyl-2-pyridone: 

5- ( 2-p-Methoxyanilino-4-thiazolyl ) - 

5- ( 2-p-Diethylphosphonomethylphenyl-4- thiazolyl ) - 

5- ( 2-Ben2ylamino-4- thiazolyl ) - 

5- ( 2-p-Methoxybenzylamino-4-thiazolyl ) - 

5- ( 2-Dimethylamino-4-thiazolyl ) - 

5- [ 2- (N-Isopropyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) -4-thia- 
zolyl]- 

5- [ 2- (N-p-Methoxyphenyl-N-2 -dimethyl aminoethyl- ami no ) -4- 
thiazolyl]- 

sowie 

2-Dimethylamino-6, 7-dihydro-thiazolof 4, 5-f ] chinolin-7-on. 



PAT LOG 5/1 230184/152 



3A06329 

Beispiel 59 

Man kocht 2,55 g 3-Cyan-4-ainino-5-p-methoxyphenyl-6- 
inethyl-2-pyridon mit 30 ml 2n Natronlauge 1 Std., kuhlt 
ab und filtriert das erhaltene 4-Amino-5-p-inethoxyphenyl- 
6-methyl-2-pyridon ab* F. 299 - 300 ^ . 

Analog erhalt man durch Hydrolyse der entsprechenden 

3- Cyan-Verbindungen ; 

4- Amino-5- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -6-methyl-2-pyridon^ 
F. 293 - 294 

4- Amino-5-(4-pyridyl)-6-methyl-2-pyridon, F. > 355 ° 

5- (2-Amino-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, F. 255 - 
258 * (Zers.) 

2-Isopropylamino-4, 5, 6, 7-tetrahydro-thia2oloI 4, 5-f J - 
chinolin-7-on, F. 264 - 267 

2-Isopropylamino-6, 7-dihydro-thiazolol4, 5-f Jchinolin- 

. 7-on, F. 237 - 238 ^. 

% 

Beispiel 60 

Man erhitzt 1 g 3-Methyl-8-cyan-4, 5, 6, 7-tetrahydro- 
isoxazolo[5,4-f ]chinolin-7-on mit 20 ml DMF 24 Std. auf 
100 - 110 und erhalt nach liblicher Aufarbeitung 3-Methyl- 
8-cyan-6,7-dihydro-isQxa201ol5,4-f]chinolin-7-on, F* > 300 

Analog erhalt man durch Dehydrierung der entsprechenden 
4,5,6,7-Tetrahydroverbindungen die folgenden 8-Cyan-6,7- 
dihydrothiazolo[4,5-f]chinolin-7-one: 

2-Methyl- 

2 -E thoxycarbony Ime thy 1 - 
2 -Carbamoylmethyl- 
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2-Cyaiimethyl- 
2 -Phenyl- 
2-p-Tolyl- 
2 -p-Ethylphenyl - 
2-p-Methoxyphenyl- 
2-p-Ethoxyphenyl- 
2 -p-Fluorphenyl - 
2-p-Chlorphenyl- 
2 -p-Br omphenyl - 
2-p-Jodphenyl- 
2 -m-Tr i f luorme thylpheny 1 - 
2-o-Hydroxyphenyl- 
2 -m-Hydroxyphenyl- 
2-p-Hydroxyphenyl- 
2 -o-Ni tropheny 1 - 
2 -m-Ni trophenyl- 
2-p-Nitrophenyl- 
2 -o-Aminopheny 1 - 
2 -m-Aminophenyl - 
2 -p-Aminophenyl - 
2 -p-Dime thyl aminopheny 1 - 
2 -o-Dime thylphosphonomethylphenyl 
2 -m-Dimethylphosphonome thylphenyl 
2 -p-Dimethylphosphonomethylphenyl 
2 -o-Diethylphosphonomethylphenyl- 
2 -m-Diethylphosphonomethylphenyl- 
2 -p-Diethylphosphonomethylphenyl- 
2-(2-Pyridyl)- 
2-(3-Pyridyl)- 
2-(4-Pyridyl)- 
2- (4-Methyl-3-pyridyl ) - 
2-Amino-, F. > 300 ° 
2-Methylamino-, F. > 300 
2 -Ethyl amino-, F. > 300 ^ 
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2 -Propyl amino- 

2-Isopropylainino-/ F. > 300 ° 
2-Butylamino- 
2-Isobutylainino- 
5 2-sek.-ButyIainino- 

2- tert . -Butylamino- 
2 -Penty 1 amino- 

2-Hexylainino-, F. 245 - 246 ° 
2-Allylainino-, F. 283 - 286 ^ 
10 2-(2-Hydroxyethylainino)~, F. 273 ° (Zers.) 
2-(3-Hydroxypropylamino)-, F. 278 - 280 
2-(2-Dimethylaininoethylainino)-, F. 294 (Zers.) 
2-(3-Dimethylaininopropylamino)-, F. 290 - 292 ° 
2- ( 2-Diethylaminoethylainino ) - 
15 2-(2-Pyrrolidinoethylainino)- 

2-(2-Piperidinoethylamino)-, F* 267 - 268 ® 
2- [ 2- ( 2-Methylpiperidino ) -ethylamino] - 
2- f 2- ( 2-Oxopyrrolidino ) -ethylamino J - 
2- ( 2-Morpholinoethylamino ) - 
20 2-(3-Morpholinopropylainino)-,^ F. 269 - 272 ^ 
2- ( 2-Methoxyethylamino ) - • 
2-Ben2ylainino-, F. 298 ^ (Zers.) 
2-p'-Methoxyben2ylamino-, F. 250 - 253 ° 
2- ( 2-Phenylethylamino ) - 
25 2- ( 2-p-'MethQxyphenylethylamino ) - 

2- [ 2- ( 3 , 4-'Dimethoxyphenyl )-ethylamino] - 
2 - ( 1- Indanyl amino ) - 

2-[2-(2-Pyridyl)-ethylaminoJ-, F. 272 - 273 « 
2 « f 2- ( 3 -Pyridyl ) -e thylamino J - 
30 2-f2-(4-Pyridyl)-ethylaminoJ-, F. 243 - 245 
2- ( 4-Piperidylamino ) - 

2-(l-Benzyl-4-piperidylamino)-, F. 243 - 246 

2-(l-Ethoxycarbonyl-4-piperidylamino)-, F. > 300 
2-Diraethylamino-, F. > 300 
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- /sy. 

2-Diethylainino- 
2 -Dipropy 1 amino - 

2-Diisopropylainino-, F. 250 " (Zers.) 
2-Bis-(2-hydroxyethyl)-ainino-, F. 264 - 267 ° 
2- ( N-Methyl-N-2-diinethylaininoethyl-amino ) - 
2- (N-Ethyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - 

2-(N-lsopropyl-N-2-diinethylaminoethyl-amino)- f 215 - 
218 ° 

2- (N-Ben2yl-N-2-diinethylaminoe thyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxybenzyl-N-2-diinethylaminoethyl-amino ) - 

2- [N- { 3 , 4-Dimethoxybenzyl ) -N-2-dimethylaniinoe thyl -amino J - 

2- (N-2-p-Methoxyphenylethyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) 
2- [N-2- (3 , 4-Dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2-dimethylaminoethyl. 
amino ] - 

2- (N-Phenyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino )- 

2- (N-p-Methoxyphenyl-N-2-dimethylaminoethyl-amino ) - , 
F. 242 - 245 ° 

2- {N-Methyl-N-2 -diethylaminoethyl -amino ) - 

2- (N-Ethyl-N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 

2-(N-lsopropyl-N-2-diethylaminoethyl-amino)- 

2- (N-Benzyl-N-2-di9thylaminoethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxybenzyl-N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 

2- ( N- ( 3 , 4-Dimethoxybenzyl ) -N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 

2-(N-2-p-Methoxyphenylethyl-N-2-diethylaminoethyl-amino)- 

2- [N-2- (3 , 4-Dimethoxyphenyl ) -ethyl-N-2-diethyiaminoethyl- 
amino]- 

2- (N-Phenyl-N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxyphenyl-N-2-diethylaminoethyl-amino ) - 

2- (N-Methyl-N-2-methoxyethyl-amino)- 

2- (N-Ethyl-N-2 -methoxyethyl-amino ) - 

2- (N-Isopropyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2- (N-Benzyl-N-2 -methoxyethyl-amino ) - 

2- (N-p-Methoxybenzyl-N-2-methoxyethyl-amino ) - 

2 - { N- ( 3 , 4-Dimethoxybenzyl ) -N-2 -methoxyethyl-amino j - 
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2- (N-2-p-Methoxyphenylethyl-N"2-methoxyethyl-ainino ) - 
2- ( N-2- ( 3 , 4-Dimethoxyphenyl ) -ethyl -N-2 -me thoxyethyl- 
amino]- * 

2 - ( N-Phenyl -N-2 -me thoxyethyl -amino ) - 

2 - { N-p-Me thoxyphenyl -N-2 -methoxye thyl - amino ) - 
2-Pyrrolidino- 

2-Piperidino-. 

2-Morpholino- 

4-Me thylpiperidino ) - 

4-Methylpiperazino ) - 

4-(2-Hydr6xyethyl)-piperazino]-, F. 273 - 274 ^ 
4- ( 3 -Hydroxypr opyl ) -piperazino ] - 

4-(2,3-Dihydroxypropyl)-piperazino]-, F. 265 - 267 

4- (N-lsopropylcarbamoylmethyl) -piperazino]-, F. > 300 
4-o-Methoxyphenyl -piperazino ) - 

4-m-Me thoxyphenyl -piperazino ) - 
4-p-Methoxyphenyl-piperazino)-, F. 332 
4-Furoyl -piperazino ) - 
2-Anilino- 

2-p-Methylanilino- . 

2-o-Fluoranilino- 

2-m-Fluoranilino- 

2-p-Fluoranilino- 

2:-o-chloranilino- 

2-m-Chloranilino-, F. > 300 

2-p-Chloranilino- 

2-o-Bromanilino- 

2 -m-Br omani 1 ino - 

2 -p-Bromani 1 ino- 

2-p-Jodanilino- . 

2-p-Trifluormethylanilino- 

2-o-Hydroxyanilino- 

2 -m-Hydr oxy ani 1 ino- 

2 -p -Hydroxy ani 1 i no - 



2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
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2 - o-Methoxyanil ino- 

2 -m-Me thoxy ani 1 ino - 

2-p-Methoxyanilino-, F. > 300 ^ 

2-o-Nitroanilino- 

2 -m-Ni tr o ani 1 ino - 

2-p-Nitroanilino- 

2-^o-Methylthioanilino- 

2-m-Methylthioanilino- 

2-p-Methylthioanilino- 

2 - o-Me thyl sul f inyl ani 1 ino- 

2-m-Methylsulfinylanilino- 
2 -p -Me thyl sul f iny 1 ani 1 ino- 

2-(2,4-Dimethoxyanilino)-, F. > 300 
2 - ( 3 , 4-Dime thoxyanilino ) - 
2 - ( 2 -Pyridylanilino ) - 
2-(3-Pyridylanilino)- 
2- (4-Pyridylanilino )- 

2-(2-Methoxy-5-pyridylanilino)-, F. > 300 
2 - [ 5 - ( 4-Pyridyl ) ~2-pyridylainino J - ; . 

ferner 3-Methyl-8-carbanioyl-6, 7-dihydro-isoxazolof 5,4-f j 
chinolin-7-on 

sowie die folgenden 8-Carbaraoyl-6, 7-dihydro-thia2olo- 
[4, 5-f J chinolin-7-one : 

2-Aniino- 

2 -Me thyl amino - 

2-Ethylainino- 

2 - I s opr opy 1 amino- 

2-Hexylamino- 

2 -Ally 1 amino- 

2 - ( 2 -Hy droxye thyl amino ) - 

2- ( 3-Hydroxypropylamino ) - 
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2- ( 2 -Dime thylaminoethyl amino ) - 
2- ( 3-Dimethylaminopropylamino ) - 
2- ( 2-Piperidinoethylamino ) - 
2 - ( 3 -Moxphol inopropyl amino ) - 
2 -Benzyl amino- 
2 -p-Methoxybenzylamino- 
2- { 2- ( 2-Pyridyl )-ethylaminoJ - 
2- [ 2- ( 3 -Pyridyl ) -ethylamino J - 
2 - [ 2 - ( 4-Pyridyl ) -ethylamino] - 
2- ( 1 -Benzyl -4-piper idyl amino ) - 
2- ( i-Ethoxycarbonyl-4-piperidylamino ) - 
2 -Dime thy 1 amino- 
2 -D i i s op r opy 1 amino - 
2-Bis-(2-hydroxyethyl )-amino- 
2- ( 4- ( 2-Hydroxyethyl )-piperazino] - 
2- [ 4- ( 2 , 3-Dihydroxypropyl ) -piper azino] - 
2- { 4-<N- Isopropylcarbamoylmethyl ) -piperazino] - 
2- ( 4-p-Methoxyphenyl -piperazino ) - 
2-m-Chloranilino- 
2 -p -Me thoxy ani 1 ino- 
2-(2, 4-Dimethoxyanilino)- 
2 - ( 2 -Me thoxy- 5 -pyridyl amino ) - ; 

ferner die folgenden 8-Cyan-6,7-dihydro-pyrazolo[3,4-f]- 
chinolin-7-one; 

IH-l-Methyl-, F. > 300 
IH- 1/3 -Dimethyl-, F. > 300 ^ 
lH-l-Methyl-3-(4-pyridyl)-, F. > 300 ° 
lH-l-Phenyl-3-methyl-, F. > 300 ° 
lH-l-p-Methoxyphenyl-3-methyl-, F. > 300 °; 

ferner die folgenden 8-Carbamoyl-6, 7-dihydro-pyrazolo- 
[ 3 , 4-f ] chinolin-7-one : 
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lH-1 -Methyl - 
lH-l,3-Dimethyl- 
lH-l-Methyl-3- (4-pyridyl ) - 
lH-l-Phenyl-3-methyl- 
IH- 1 -p-Me thoxyphenyl -3 -methyl - 



Beispiel 61 



Zu einer Suspension von 2,22 g 3-Cyan-4-methylthio-S- 
acetyl-6-methyl-2-pyridon in 100 ml Chloroform gibt 
man 3,05 g m-Chlorperbenzoesaure unter ROhren und kocht 
das Gemisch fiber Nacht. Der erhaltene Niederschlag von 

3-Cyan-4-.methylsulfinyl-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon wird 
abfiltriert und mit Methanol ausgekocht; F. 276 «» (Zers.) 

Analog erhalt man durch Oxydation der entsprechenden 
Thioether : 

3-Cyan-5- (2-methylsmf inyl-4-thia2olyl )-6-methyl-2- 
pyridon 

3-Carbamoyl-4-methylsulfinyl-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon 

3-Carbamoyl-5-(2-methylsulfinyl-4-thiazolyl)-6-methyl- 
2 -pyridon. 

Beispiel 62 

Eine Losung von 2,63 g 3-Cyan-5-(2-methylthio-4-thia- 
zolyl)-6-methyl-2-pyridon in 80 ml Essigsaure wird 
portionsweise unter Ruhren bei 50 » mit 6,16 g m-Chlor- 
perbenzoesaure versetzt. Man riihrt noch 2,5 Std. bei 
50-55 °, saugt ab, wascht mit NaHCO.-Losung und mit 
Wasser und kristallisiert das erhaltene 3-Cyan-5-(2- 
methylsulf onyl-4-thiazolyl ) -6-methyl-2-pyridon aus 
DMF/Wasser um; F. 292 - 300 °. 
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Analog erhalt man durch Oxydation der entsprechenden 
Thioether: 

3-Cyan-4-methylsulfonyl-5-acetyl-6-niethyl-2-pyridon 

3-Carbamoyl-5-(2-inethylsulfonyl-4-thiazolyl )-.6-inethyl- 

2- pyridon 

3- Carbamoyl-4-methylsulfonyl-5-acetyl-6-methyl-2-pyridon. 
Beispiel 63 

Bin Gemisch von 2,07 g 2, 5-Dioxo-l,2,5, 6, 7,8-hexahydro- 
chinolin-3-carbonsaure, 1,8 g SOCI2 und 75 ml DMF wird 
3 Std. bei 40 ^ geriihrt, abgekiihlt, mit 100 ml Methanol 
versetzt und emeut 2 Std. bei 20 ^ geruhrt. Man kon- 
zentriert, gibt Wasser zu und erhalt 2,5-Dioxo-l,2,5,6, 7,8- 
hexahydrochinolin-3-carbonsauremethylester . 

Analog erhalt man durch Veresterung: 

2 , 5-Dioxo-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-3-carbonsaure- 
e thy 1 ester 

2 , 5-Dioxo-l ,2,5,6,7, 8 -hexahydrochinolin-3 -carbons aure- 
hexyl ester 

2 , 5-Dioxo-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-3-carbonsaure- 
benzylester. _ 

Beispiel 64 

Man kocht ein Gemisch von 4,06 g 3-Cyan-5-[2-{4-pyridyl- 

amino)-4-thiazolyl]-6-methyl-2-pyridon-M-oxid-hydrobromid, 
2,7 g Eisenpulver, 300 ml Essigsaure und 100 ml Wasser 
1 Std., filtriert heiB, konzentriert das Filtrat, ver- 
riihrt den Nieders.chlag rait verdunnter Natronlauge, fil- 
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triert und kristallisiert das erhaltene 3-Cyan-5-[2-(4- 

pyridylamino)-.4-thiazolyl]-.6-methyl-2-pyridon aus DMF; 
F. > 300 

Analog erhalt man 3-Carbamoyl-5-[2-(4-pyridylamino)-4- 
thiazolyl] -6-methyl-2-pyridon. 

Beispiel 65 

Man lost 2,32 g 3-Cyan-5-(2-amino-4-thia2olyl)-6-methyl- 
2-pyridon in 50 ml DMF, versetzt mit 2,94 Dimethylform- 
amid-diethylacetal und riihrt 2 Std. bei 140 - 150 
Beim Abkxihlen fallt 2-Dimethylaminomethylamino-8-cyan- 
6,7-dihydro-thiazolo]4,5-fJchinolin-7-on aus; F. > 300 °. 
Diese Verbindung wird abfiltriert und das Filtrat mit 
250 ml Wasser versetzt. Das ausgefallene Gemisch wird 
ebenfalls abfiltriert, das Filtrat eingedampft und der 
Rucks tand mit methanolischem HCl behandelt. Man erhalt 
3 -Cyan-5- ( 2-dimethylaminomethylenamino-4-thiazolyl ) - 
6-raethyl-2-pyridon-hydrochlorid, F. 258 - 260 ^. 

Analog erhalt man 

2- Dimethylaminomethylenamino-8-carbamoyl-6 , 7-dihydro- 
thiazolo[4, 5-f ]chinolin-7-on 

3 - Carbamoyl - 5 - ( 2 -dimethyl aminome thy 1 enamino -4 - thi a - 
zolyl )-6-methyl-2-pyridon. 

Beispiel 65 

Man kocht ein Gemisch von 2,6 g 3-Cyan-5-{2-dimethyl- 
amino-4-thiazolyl)-6-methyl-pyridon, 55 ml Essigsaure, 
1,5 ml Acetanhydrid und 2,3 g Orthoameisensauretriethyl- 
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ester 8 Std., koiozentriert, gieBt in Wasser und erhalt 

2-Diinethylainino-8-.cyan-6, 7-dihydrothia2olo[4, 5-f]chinolin- 
7-on, F. > 300 

Beispiel 67 

Eine Losung von 1,88 g 3-Cyan-l,2,5,6,7,8-hexahydro- 
chinolin-2,5-dion und 2,2 g Dimethylformamid-diethyl- 
acetal in 40 ml DMF wird 5 Std. bei 70 ° geriihrt. Man 
filtriert heiB und wascht das so erhaltene 3-Cyan-6- 
dimethylaniinomethylen-l ,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin- 
2,5-dion mit Ethanol; Zers. ab 300 

Analog erhalt man 3-Carbamoyl-6-dimethylaminomethylen- 
1,2,5,6,7, 8-hexahydrochinolin-2 , 5-dion . 

Beispiel 68 

Ein Gemisch von 3, 03 g 3-Cyan-4-(2-ethoxycarbonylmethyl- 
4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon, 136 g Anisaldehyd, 20 ml 
Essigsaure und 20 ml Acetanhydrid wird 2 Std. gekocht, 
abgekuhlt und auf Eis gegossen.. Man erhalt 3-Cyan-4- 

f 2- ( l-ethoxycarbonyl-2-p-methoxyphenyl -vinyl )-4- thia- 
2olylj-6-methyl-2-pyridon, F. 239 - 241 ° . 

Analog sind erhaltlich: 

3-Cyan-4-(2-(l-ethoxycarbonyl-2-p-dimethylaminophenyl- 
vinyl )-4-thia2olyl} -6-methyl-2-pyridon 

3- Carbamoyl-4- [ 2- ( l-ethoxycarbonyl-2-p-methoxyphenyl -vinyl ) - 

4- thiazolyl J -6-methyl-2-pyridon . 

Beispiel 69 

* ■ * 

Unter Eiskiihlung werden bei 4 » 2 g Brom zu einer Losung 
von 2,55 g NaOH in 21 ml Wasser gegeben. AnschlieBend 
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gibt man portionsweise 3,56 g 3-Carbamoyl-5-(2-p-methoxy- 
anilino-4-thiazolyl)-6-methyl-2-pyridon hinzu, riihrt 
17 Std. bei 4 ° und erwarmt 30 Min. auf 60 °. Es wird 
abgekiihlt und filtriert. Man versetzt das Filtrat mit 
Salzsaure bis pH 5, filtriert, wascht mit Wasser, be- 
handelt das Produkt 16 Std. bei 100 » mit verdunnter 
Natronlauge, kiihlt ab, filtriert und wascht erneut mit 
Wasser. Man erhalt 3-Amino-5-(2-p-methoxyanilino-4- 
thiazolyl )-6-methyl-2-pyridon. 

Analog erhalt man die nachstehenden 6-Methyl-2-pyridone: 

3-Amino-.5-/2-p-diethylphosphonomethylphenyl-4-thiazolyl)- 
3-Amino-5- ( 2-benzylamino-4-thiazolyl ) - 

3-Amino-5- ( 2-p-methoxybenzylamino-4-thiazolyl ) - 
3-Amino-5- (2-dimethylamino-4-thiazolyl )- 

3- Amino-5- i 2- (N-2-dimethylaminoethyl-N-isopropyl-amino ) - 

4- thiazolyl J - 

3- Amino-5- ( 2- (N-2 -dimethyl aminoethyl-p-methoxyani lino ) - 

4- thiazolyl ] - 

sowie 

2 -Dimethyl amino-8 - amino-6 , 7 -dihydro- thi azolo[4,5-f)- 
chinolin-7-on. 

Die nachstehenden Beispiele betreffen pharmazeutische 
Zubereitungen, die Verbindungen der Formel I oder ihre 
physiologisch unbedenklichen Salze enthalten: 

Beispiel A: Tabletten 

Ein Gemisch von 1 kg 3-Cyan-5-(2-p-diethylphosphpno- 
methylphenyl-4-thiazolyl)-6-methyl-pyridori, 4 kg Lac- 
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tose, 1,2 kg Kartoffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg 
Magnesiumstearat wird in iiblicher Weise zu Tabletten 
gepreBt, derart, daB jede Tablette 50 mg Wirkstoff 
en thai t. 

Beispiel B: Dragees 

Analog Beispiel A werden Tabletten gepreBt, die an- 
schlieBend in iiblicher Weise mit einem Uberzug aus 
Saccharose, Kartoffelstarke, Talk, Tragant und Farb- 
stoff uberzogen werden, 

Beispiel C: Kapseln 

Man fullt 10 kg 3-Cyan-5-(8-carbamoyl-imida2o[l,2-a]- 
pyridin-2-yl)-6-methyl-2-pyridon in iiblicher Weise in 
Hartgelatinekapseln, so daB jede Kapsel 50 mg Wirk- 
stoff enthalt- 

Beispiel D; Ampullen 

Eine Losung von 1. kg 3-Cyan-5-[2-(N-ethyl-N-2-diinethyl- 
aminoethyl-amino ) -4-thia2olyl] -6-inethyl-2-pyridon in 
30 1 1,2-Propandiol wird steril filtriert, in Ampullen 
abgefiillt und steril verschlossen* Jede Ampulle ent- 
halt 20 mg Wirkstoff, 

Analog sind Tabletten, Dragees, Kapseln oder Ampullen 
erhaltlich, die einen Oder mehrere der iibrigen Wirk- 
stoffe der Formel I und/oder ihrer physiologisch un- 
bedenklichen Salze enthalten. 
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